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(57) Abstract 



V 



Jn L i Y— (CH2> 

Compounds have formula (I), in which R 1 , R 2 , R 3 represent independently u 
from each other hydrogen, chlorine, bromine, nitro or (C r C 4 )alkoxy ; R 4 repres- 
ents hydrogen, iodine, bromine, (C r C 4 )alkyl, dialkylamino-(C r C 4 )alkyl, phenyl-(C r C 4 )alkyI(Ci-C4)alkylamino-(Ci-C4)al- 
kyl, phenyl or pyridinyl eventually substituted in the phenyl (heteroaromatic) moiety by halogen, (C r C 4 )alkyl, (C r C 4 )al- 
koxy or perhaIo-(C r C 4 )alkyl; R* represents halogen, (C r C 4 )alkyI, (C r C 4 )aIkoxy, phenyl-(C r C 4 )a!koxy, (C r C 4 )aIkiny- 
loxy, (C r C 4 )alkylmercapto or (C r C 4 )alkylsuIfonyl; R 6 represents hydrogen, (C r C 4 )alkyl, (Cj-C 4 )alkoxy-(C r C 4 )alkyl or 
(CpC 4 )alkoxy-carbonyl ; R 5 and R 6 if necessary form together a saturated or insaturated ring moiety with 5 or 6 members, in 
which a carbon can be substituted by an S ; X represents C«0 or NH; Y represents O or NH when X represents C = O ; Y 
is absent when X represents O or NH; and n is a number from 0 to 2. These compounds have advantageous pesticide pro- 
perties, in particular against fungus pests. A process for producing compounds having formula (I) is also disclosed. 

(57) Zusammenfassung 

Verbindungen der Formel (I), worin R 1 , R 2 , R 3 = unabhangig voneinander Wasserstoff, Chlor, Brom, Nitro oder 
(C r C 4 )Alkoxy, R4 = Wasserstoff, Jod, Brom, (C r C 4 )Alkyl, Dialkylamino-(C r C 4 )alkyl, Phenyl-(C r C 4 )alkyl-(C r C 4 )aIky- 
lamino-(C,-C 4 )alkyl, im Phenylteil (Heteroaromat) durch Halogen, (C 1 -C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy oder Perhalo-(C r C 4 )alkyl 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl oder Pyridinyl, R 5 = Halogen, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy, Phenyl-(C,-C 4 )alkoxy, 
(C,-C 4 )Alkinyloxy, (Ci-C 4 )Alkylmercapto oder (C r C 4 )AlkyIsulfonyI, R* « Wasserstoff, (C,-C 4 )AIkyl, (C r C 4 )AIkoxy- 
(CpC 4 )alkyl Oder (Cj-C 4 )AIkoxycarbonyl, R* und R 6 gegebenenfalls zusammen einen Teil eines gesattigten oder ungesattig- 
ten Cyclus mit 5 oder 6 Ringgliedern, bei dem ein Kohienstoff durch ein S substhuiert sein kann, X =» C = O, O oder NH, 
Y « O oder NH, wenn X = C ■= O ist, Y «= entfailt, wenn X « O oder NH ist und n «* eine Zah! von 0 bis 2 bedeuten, besit- 
zen vorteilhafte Eigenschaften bei der Bekampfung von Schadlingen, insbesondere von Schadpilzen. Ferner werden Verfah- 
ren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (I) beschrieben. 
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Beschreibung 

2-Phenyl-pyrimidine, Verfahren zu Ihrer Herstellung, sie enthaltene Mittel und ihre 
Verwenduog als Fungizide. 

* 

Anwendungen von 2-Phenyl-pyrimidinen im Agrarsektor sind beschrieben (z.B. EP 136 976, 
DE 27 34 827, EP 323 757, EP 1 12 280, JP 61/012206). Man findet aber nur wenige 
Hinweise auf fungizide Wirkung bei dieser Substanzklasse (Yakugaku Zasshi, 109(7) (1989), 
464-473; EP 323 757, DD 246 295, DD 238 791, DE 18 00 709). 

Es wurden 2-Phenylpyrimidin-Derivate gefunden, die vorteilhafte Wirkungen bei der 
Bekampfung eines breiten Spektroms phytopatogener Pilze, insbesondere bei niedrigen 
Dosierungen, aufweisen und keine SchSdigung der Nutzpflanzen venirsachen. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind daher Verbindungen der Fbrmel 



R 1 , R 2 , R 3 = unabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Cyano, 
Thiocyano, (C r C 4 )Alkyl, Cyan(KCj-C 4 )alkyl, (CVC^Alkoxy, (C^Alkylamino, 
(C r C4)Dialkylamino, (Ci^Alkylcarbonylamino, Halo-(C 1 -C 4 )alkyl, 
Hydroxy^C^^alkyl. Dfoyclroxy-^-QJalkyl, (C^AIkoxy-^-C^alkyl, 
Halo^i-C^alkoxy^CrC^alkyl, (C r C 4 )Alkylthio, Halo-(C r C 4 )alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio-(C 1 -C 4 )alkyl, (Cj-C^Alkylthio-^j-C^cyl, (C^^Alkenyl, 
(C r C 6 )AlkinyI, (C^^Alkylamino^Cj-QJalkyl, 
(C r C 4 )IMalkylamin<>-(C r C 4 )aIkyl,((^-C9)Cycloalkylaraino^ 




R 



worin 
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(C 3 -C9)Cycloalkyl, (C^CycloalkyHCj -C 4 )alkyl, 

(C 3 -C9)Heterocycloalkyl-(C r C4)alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifacb 
durch (C 1 -C 4 )Alkyl substituiert sein kSnnen, (Cj-C^AlkoxycarbonyHCj-C^alkyl, 
(C r C4)AlkylaniinocaTbonyl-(C r C4)alkyl, 
(Ci^DialkylaroinocajbonyMCj^^ 

(Cj-C^Haloalkylcarbonyl, (Cj-C^Alkoxycarbonyl, (C^Haloalkoxycarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylthiocarbonyl, (Cj-C^Haloalkylthiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )AlkylaminocaTbonyl, (Cx^Haloalkylaniinocarbonyl, gegebenenfalls 
substituienes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituienes PhenyHCj-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyi, gegebenenfalls substituienes Pbenylketo-(C r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes PhenyloxycarbonyHCj-C^alkyl, 
Pbenylmercapto^Cj^alkyl.Phenylamino-CCi-C^alkyl, 

Phenoxyphenyl-(C r C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (Cj-C^Alkyl, ' 
(C r C 4 )Alkoxy, (C r C 4 )Alkylthio, (Cj-C^Haloalkyl, (Cj-C^Haloalkoxy odereinfach 
durch Nitro oder Cyano substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- 
oder mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R 1 ,R 2 und/oder R 3 gegebenenfalls zusanunen einen gesattigten, teilweise ungesattigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N, S, Si oder 
P mit 4 bis 10 Ringgliedem, 

R 4 = Wasserstoff, Halogen, (C r C 4 )Alkyl, Hydroxy-CCj-C^alkyl, Dihydroxy-CCj-C^alkyl, 
Cyano-(C r C 4 )alkyl, Halo-(C r C 4 )alkyl, (CrC^Alkoxy-CCj-C^alkyl, 
Ha]o(C r C 4 )alkoxy-(C r C 4 )alkyl, (C r C 4 )Alkylthio, Halo-(C r C 4 )alkyIthio, 
HaMC r C 4 )alkylthio-(C r C 4 )alkyl, (Cj-C^Alkylthio-CCj^^l, (Cj-C^Alkenyl. 
((^-QAlkinyl^Cj-QJAlkylamino-CCj-C^alkyl, 
(C r C 4 )Dialkylarnino-(C r C 4 )alkyl,(C3-C9)Cycloalkylamin^ 
(C 3 -C 9 )Cycloalkyl, (Cs-C^CycloalkyHCj -C&Hkyl, 

(Ca-C^Heterocycloalkyl-CCj-C^alkyl, wobei-die cycHschen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert sein konnen, (^-C^Alkoxycarbonyl-^-C^alkyl, 
(Ci-C^AlkylaminocarbonyHCj-C^alkyl, 
(CpC^DialkylairinocarbonyHCj-C^ 
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(C r C 4 )Haloalkylcarbonyl, (C^Alkoxycarbonyl, (Cj^Haloalkoxycarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylthiocarbonyl, (C^HaloalkyltMocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl, (Cj-C^Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituieites Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls, 
substituiertes Phenyl-(C r C4)aIkyl, gegebenenfalls substituieites 
Phenoxy-(C r C4)alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylmercapto-(C r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituierter 5- Oder 6-gliedriger Heteroaromat, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylcarbonyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-(C r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes PhenyloxycarbonyHC r C 4 )alkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylamino-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxyphenyl-(C r C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
dafl der Phenylteil (Heteroaromat) bis zu dreifach dureh Halogen, Ester, 
(C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy, (C r C 4 )Alkylthio, (C,-C 4 )Haloalkyl, 
(C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano substituert sein kann, und 
Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituiert 
bedeuten kann, 

R5 = Halogen, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 9 )Alkoxy, Hydroxy-(C,-C 4 )alkyl, 
Dihydroxy-(C r C 4 )alkyl, Cyano-(C,-C 4 )alkyl, Halo-CCrC^alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy-(C r C 4 )alkyl, HaloCCj-C^oxy-CC^alkyl, (Ci-C^Alkylthio, 
Halo^CrC^alkyltluo.Halo^Cj-C^alkylthitKCrQJalkyl, 
(C r C 4 )Alkylthio-(C r C 4 )alkyl, (CyC^Alkenyl, (Qj-C^Alkinyl, (C r C 4 )Alkylamino, 
(C r C 4 )Dialkylamino, (C 3 -(^)tycloalkylainino, (C r C 4 )Alkylamino-(C r C 4 )alkyl, 
(C l -C 4 )Dialkylantino-(C 1 -C 4 )alkyl,(C 3 <^)Cycloalkylanimo-(C l ^ 
(C 3 -C 9 )Cycloalkyl, (Cg^CycloalkyHC, -C 4 )alkyl, 

(C 3 -C9)Heterocycloalkyl-(Cj-C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (Cj-C^Alkyl substituiert sein kSnnen, (q-C^AlkoxycarbonyKCi-C^alkyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl, 
(C r C 4 )Diallcylamfoocarbonyl-^^ 

(C r C 4 )Haloalkylcarbonyl, (Q-C^Alkoxycarbonyl, (C,-C 4 )Haloalkoxycarbonyl, 
(Ci-C 4 )Alkylthiocarbonyl, (Cj-C 4 )Haloalkylthiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocaihonyl, (C^^Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes PhenyHC r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
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Phenoxy-(C r C4)alkyl, gegebenenfalls substituiertes PhenyMCj-C^alkoxy, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-CCj-C^alkyl, 
Phenyloxycarbonyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenylanrino-CCi-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 

PhenoxyphenyHCj-C^alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
daB der Phenylteil bis zu dieifach durch Halogen, Ester, (Cj-C^Alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy, (Cj-C^Alkylthio, (Cj-C^Haloalkyl , (Ci-C^Haloalkoxy oder 
einfach durch Nitro oder Cyano substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten 
ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten tran n, 

R 6 = Wasserstoff, Halogen, (C r C 4 )AUcyl, Hydroxy-(C r C 4 )aIkyl, Dihyclroxy-CCj-C^alkyl, 
Cyano-(Ci-C 4 )alkyl, Halo-CCi-C^alkyl, (Ci-C^Alkoxy-^-C^alkyl, 
Halo-CCj-C^alkoxy-CCj-C^alkyl, (Cj-C^Alkylthio, Halo^-C^alkylthio, 
HaloKCi-C^alkylthioKCj-C^alkyl, (Cj-C^Alkylthio-Cq-C^alkyl, (C^Alkenyl, 
(C2-C 6 )Alkinyl, (Ci-C 4 )Alkylamino, (Cj-C^Dialkylamino, 
(C 3 -C 9 )Cycloalkylanuno,(C r C 4 )Alkylanuno-(C r C 4 )alkyl, 
(Ci-C^rHalkylamino-^-C^alkyl, (C 3 -C 9 )Cycloalkylamino-(C r C 4 )alkyl, 
(C 3 -C9)Cycloalkyl, (Ca-C^CycloalkyKCi -C^alkyl, 

^-Cp^eterocycloalkyHCj-C^alkyl, wobei die cyclischenReste bis zu dreifach 
durch (Cj-C^Alkyl substituiert sein kSnnen, (Cj-QJAlkoxycarbonyHd-C^alkyl, 
(Cj-C^AlkylaminocarbonyKCj-C^alkyl, 

(C r C 4 )Dialkylaminocarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl, (Cj-C^Alkylcarbonyl, 
(C r C 4 )HaloaIkylcarbonyl, (Q-C^Alkyloxycarbonyl, (C r C 4 )Haloalkyloxycarbony!, 
(C 1 -C 4 )Alkylthiocarbonyl, (Cj-C^Haloalkylthiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(Cx-C^Alkylaminocarbonyl, (C r C 4 )Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylketo-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenyloxycarbonyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylmercapto-(C 1 -C 4 )alkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylamino-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
PhenoxyphenyMCj-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
PhenylmercaptcKCj-C^alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen 
ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (Ci-C^Alkyl, 
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(C r C 4 )Alkoxy, (C r C4)Alkylthio, (C r C4)Haloalkyl, (C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach 
durch Nitro oder Cyano substituert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- oder 
mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R 5 und R 6 gegebenenfalls zusammen einen gesattigten, teilweise ungesSttigten oder 

aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N, S, Si oder 
P mit 4 bis 10 Ringgliedem, 

X = O, S, NH, N-(C r C 4 )Alkyl, C=0, C=S oder CR 7 R 8 

R 7 , R 8 = unabhangig voneinander Wasserstoff, Hydroxy, (C r C 4 )Alkyl oder (Cj-C^Alkoxy. 

Y = 0, NH, N-(C r C 4 )Alkyl oder CRW wenn X = 

C = O, C = S oder CR 7 R 8 bedeutet, oder CR 9 *. 10 oder entftfflt, wenn X = O, S, NH oder 
N-(C r C 4 )Alkyl bedeutet, 

R 9 , R 10 = unabhangig voneinander Wasserstoff, (Cj-C^Alkyl, Cyano-(C r C 4 )alkyl, 
Halo-(C r C 4 )alkyl, Hydroxy-fCVC^alkyl, Dihydroxy^Ci-C^alkyl, 
(CrC^Alkoxy-CCi-C^alkyUHaloCCj-C^alkoxy-CCi-C^alkyl, 
Halo-(C 1 -C 4 )alkylthio-(C 1 -C 4 )alkyl, (C r C 4 )Alkylthio-(C,-C 4 )alkyl, (C^-^Alkenyl. 
(C2-C 6 )AUcinyl, (Cj-C^Alkylamino-CCj-C^alkyl, 
(C r C 4 )Diallcylaimno-(C r C 4 )a^ 
(C 3 -C9)Cycloalkyl, (C 3 -C9)CycloaltyHC r C 4 )aIkyl. 

(C 3 -C9)Heterocycloalkyl-(C r C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert sein k6nnen, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, 
. gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls substituiertes 
Phenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy-CCi-C^alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylarnino-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxyphenyl-(C r C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen isL 
daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (Cj-C^Alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy, (Ci-C 4 )Alkylthio, (Cj-C^Haloalkyl, (C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach 
durch Nitro oder Cyano substituert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- oder 
mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann. 
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R 9 und R 10 gegebenenfalls zusammen einen gesattigten oder teilweise ungesattigten 

Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N, S, Si oder P mit 4 his 10 
Ringgliedern und 

n = eine Zahl von 0 bis 8 bedeuten, sowie deien Saureadditionssalze. 
In Fonnel I bedeutet 

R 1 , R 2 R 3 bevorzugt unabhangig voneinander Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, 
Cyano, Thiocyano, (C r C 4 )Alkyl, CyancKCj-C^alkyl, (Cx-C^Alkoxy, 
(C r C4)Alkylamino, (C r C 4 )Dialkylamino, Halo-(C r C 4 )alkyl, Hydroxy-C^-C^alkyL 
(C r C 4 )Alkoxy-(C r C4)alkyl, HalcKCx-C^alkoxyKCi-C^alkyl, (Q-C^Alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio, (CVCyAlkenyl, (C^JAlkinyl, 
(CrC^Alkylamino-CCj-C^alkyl, (C r C 4 )Dialkylainino-(C r C 4 )alkyl, 
(C 3 ^ 9 )Cycloalkylamino-(C r C 4 )alkyl, (C3-C^)Cycloalkyl, 
(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl«(C r C 4 )aIkyl, wobei die cyclischenReste bis zu dreifach 
durch (Cj-QJAlkyl substituiertsein kSnnen, (Ci-C^Alkoxycarbonyl-CQ-C^alkyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl, (C r C 4 )Alkylcarbonyl, 
(C r C 4 )Alkoxycarbonyl, Aminocarbonyl, (CpC^Alkylaminocarbonyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-(C r C 4 )alkyl, wobei 
unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, daB der Phenyiteil bis zu dreifach 
durch Halogen, Ester, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy, (C 1 -C 4 )Alkylthio, 
(C r C 4 )Haloalkyl, (C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano 
substituert sein kann. 

R*,R 2 und/oderR 3 konnen zusammen einen gesattigten, teilweise ungesattigten oder 

aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N oder S mit 
4 bis 10 Ringgliedern bilden. 

R 1 , R 2 , R 3 sind insbesondere unabhangig voneinander Wasserstoff, Chlor, Brom, Nitro oder 
(C r C 4 )Alkoxy, besonders bevorzugt Wasserstoff, Chlor, Brom oder OCH 3 . 

R 4 bedeutet bevorzugt Wasserstoff, Halogen, (CpC^Alkyl, Hydroxy-^-C^alkyl, 
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Dihydroxy-(Cj-C 4 )aIkyl, (Cj-C^Alkylthio, PernaMq^alkylthio, 
(C2-C 6 )Alkenyl, (C^-^Alkinyl, (Ci-C^Alkylamino-CCrC^alkyl, 
(C r C 4 )DialkylaimnoKC 1 <: 4 )^ 
(C 3 -C9)Cycloalkyl, (C 3 -C9)CycloalkyHC x -C^alkyl, 

(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl-(C 1 -C4)aIkyl, wobei die cyclischen Reste fais zu dreifach 
durch (C 1 -C 4 )Alkyl substituieit sein kdnnen, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, 
gegebenenfalls substituierter 5- Oder 6-gliedriger Heteroaromat, beispielsweise 
Pyrimidin, Pyridin oder Thiophen, gegebenenfalls substiniiertes Phenylcarbonyl, 
wobei unter gegebenenfalls substituien zu veistehen ist, daB der Phenylring 
(Heteroaromat) bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (Cj-CdAlkyl, (Ci-C^Alkoxy, 
(Ci-C 4 )Alkylthio, (C r C 4 )Haloalkyl, (Cj-C^Haloalkoxy oder einfach durch Nitro 
oder Cyano substituien sein kann. 

R 4 ist insbesondere Wasserstoff, Jod, Brom, Dialkylamino-(Cj-C 4 )alkyl, 

Phenyl^C 1 -C 4 )allcylKCi-C4)alkylanuno-(C r C4)alkyl l im Phenylteil (Heteroaromat) 
durch Halogen, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy oder Perhalo-(Cj-C 4 )alkyl 
gegebenenfalls substituienes Phenyl oder Pyridinyl, besonders bevorzugt Wasserstoff. 

R 5 bedeutet bevorzugt Halogen, (Cj-C^Alkyl, (Cj-C^Alkoxy, Hydroxy-(C r C 4 )alkyl, 
Dihydroxy-(C r C 4 )alkyl, Cyano-(C r C 4 )alkyl, HalcKC,-C 4 )alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy-(C,-C 4 )alkyl, HaloCC^alkoxy-^-C^alkyl, (C^Alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio, Halo-CCi-C^alkylthio-CCrC^alkyl, (C2-C 6 )Alkenyl, 
(C 2 -C 6 )Alkinyl. (Cj-C^Alkylarnino, (Ci^ 4 )Dialkylamino, (C r C9)Cycloalkylamino, 
(C r C 4 )AlkylanuncKC r C 4 )alkyU^ 
(Ca-^Cycloalkylamino^Cj-C^alkyl.^^Cycloalkyl, 
(C 3 -C 9 )CycloaUcyl-(C r C 4 )alkyl, (Cj^HeterocycloalkyHCj-C^alkyl, wobei die 
cyclischen Reste bis zu dreifach durch (C r C 4 )Alkyl substituieit sein kdnnen, 
(Ci-QJAlkylcaibonyl, (Cj-C^Alkoxycarbonyl, gegebenenfalls substiniiertes Phenyl, 
gegebenenfalls substiniiertes Phenoxy, gegebenenfalls substituiertes 
PhenyMCj-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy-(C 1 -C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes PhenyHCVC^alkoxy, wobei unter gegebenenfalls 
substituieit zu verstehen ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, 
(C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy, (C,-C 4 )Alkylthio. (Cj-C^Haloalkyl, 
(Ci-C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano substituien sein kann und 
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R 5 ist insbesondere Halogen, (C r C 4 )AIkyl, (Cx-C^Alkoxy, Phenyl-(C r C 4 )alkoxy, 
(Q-C^Alkinyloxy, (Cx-C^Alkylmercapto oder (C 1 -C 4 )Alkylsulfonyl, besonders 
bevorzugt CI, Br, OCH 3 Oder OC2H5. 

R 6 bedeutet bevorzugt Wasserstoff, Halogen, (Q-C^Alkyl, Hydroxy-(C r C 4 )alkyl, 
Perhalo-(C r C 4 )alkyl, (Ci-C^AlkoxyKCrC^allcyl, 

Halo r (C r C 4 )allcoxy-(C r C 4 )alkyl, (Q-C^Alkylthio, (Cj-C^Alkylthio-CCi-C^alkyl, 
(Ci-C^Alkenyl, (Cj-C^Alkinyl, (Q-C^Alkylamino, (Ci-C^Dialkylamino, 
(C 3 -(^)C^cloalkylamino, (C r C 4 )Alkylamino-(C r C 4 )alkyl, 
(Ci-C^Dialkylamino-CCj-C^alkyl, ^-^(^cloalkylamino-CCx-C^alkyl, 
(C 3 -C 9 )Cycloalkyl, (C3.C9)Cycloalkyl-(C r C 4 )alkyl, 

(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl-(C 1 -C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (CpC^Alkyl substituiertseinkSnnen, (Cj-C^Alkylcarbonyl, 
(C 1 -C 4 )Alkoxycarbonyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-CCj-Q^alkyl, 
gegebnenfalls substituiertes Phenoxycarbonyl-CCj-C^alkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl-(C r C 4 )aIkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes PbenoxyphenyHCx-C 4 )alkyl, 
wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, da£ der Phenylteil bis zu 
dreifach durch Halogen, Ester, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy, (C 1 -C 4 )Alkylthio J 
(C r C 4 )Haloalkyl, (C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro Oder Cyano 
substituert sein kann. 

R 6 ist insbesondere Wasserstoff, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy-(C r C 4 )alkyl oder 
(C r C 4 )Alkoxycarbonyl, besonders bevorzugt Wasserstoff oder -0-CH 2 -CH 2 . 

R 5 und R 6 konnen zusammen einen gesattigten, teilweise ungesattigten oder aromatischen 

Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N oder S, insbesondere mit 
4 bis 10, insbesondere 5 oder 6 Ringgliedern bilden. 

Bevorzugt stehen X fur 0, NH, N^Cx-C^Alkyl, S, C=0, C=S oder CR 7 R 8 , insbesondere fiir 
C=0, 0 oder NH und 
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R 7 , R 8 sind bevorzugt unabhangig voneinander fur Wasserstoff, Hydroxy, (Cj-C^Alkyl Oder 
(C r C 4 )Alkoxy, 

Y ist vorzugsweise 0, NH, N-(C r C 4 )Alkyl oder CR^ 10 , insbesondere O oder NH, 
wenn X = 

OO, C=S Oder CR 7 R*, oder Y = CR^ 10 oder entfallt, insbesondere entfallt Y, wenn X = 
0,S,NH oder N-(C r C 4 )Alkyl ist, 

R 9 , R 10 sind unabhangig voneinander Wasserstoff, (CyC^AJkyl oder durch Halogen, 
(C r C 4 )Alkyl oder (Cj-QJAlkoxy gegebenenfalls substituiertes Phenyl, 

R 9 und R 10 k6nnen zusammen einen gesfittigten oder teilweise ungesattigten Carbocyclus 
oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N oder S mit 4 bis 10, insbesondere 5 
oder 6 Ringgliedern bilden, 

n ist vorzugsweise eine Zahl von 0 bis 4, insbesondere eine Zahl von 0 bis 2 

Halo bedeutet in den Substituenten ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituien 

Zur Herstellung der Saureadditionssalze der Verbindungen der Foimel I kommen folgende 
Sauren in Frage: Halogenwasserstoffsauren wie Chlorwasserstoffsaure oder 
Bromwasserstoffsaure, PhosphorsSure, Salpeiersaure, Schwefelsaure, mono- oder 
bifunktionelle Carbonsauren und Hydroxycarbonsauren wie Essigsaure, Maleinsaure, 
BernsteinsSure, Fumarsaure, Weinsaure, Citronensaure, SaJicylsaure, Sorbinsaure oder 
Milchsaure, sowie Sulfonsauren wie p-Toluolsulfonsaure oder 1,5-Naphthalindisulfonsaure 
Die Saureadditionsveibindungen der Fonnel I konnen in einfacher Weise nach den ublichen 
Salzbildungsmethoden, z.B. durch L6sen einer Verbindung der Formel I in einem geeigneten 
organischen Losungsmittel und Hinzufugen der Saure erhalten werden und in bekannter 
Weise, z.B. durch Abfiltrieren, isoliert und gegebenenfalls durch Waschen mit einem inerten 
organischen L6sungsmittel gereinigt werden. 

Die Pyrimidine der Fonnel I konnen nach verschiedenen mehrstufigen Verfahren hergestellt 
werden. 
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Man erhSlt die Verbindungen der Fonnel I, worin Y = 0,NH Oder N-CCj-C^Alkyl und X = 
C=0, C=S Oder CR 7 R 8 bedeuten, indem man Verbindungen der Fonnel II 




worin 

Hal = Chlor oder Brom bedeutet, 
mit Verbindungen der Formel III 



4 

HY- (CH^ C = C — R (IE) 

oder, falls in der Formel I Y = CR'R 10 oder entSllt und X = O, S, NH oder N-(C r C 4 )Alkyl 
bedeutet, indem man Verbindungen der Formel IV 




(IV), 



R 5 

worin 

Hal = Chlor oder Brom bedeutet, 
mit Verbindungen der Formel V 
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(V) 



umsetzt, sowie gegebenenfalls, wenn R 4 = H bedeutet, den Wasserstoff gegen Halogen 
austauscht 

Durch Kondensation geeigneter 3-Ketocarbonsaureester mit Benzamidinen, wobei sie in 
reiner Form oder in situ, aus ihren Salzen freigesetzt, eingesetzt werden k6nnen, ohne 
Losungsmittel oder in einem geeigneten aprotischen oder protischen Losungsmittel z.B, 
Wasser oder niedere Alkohole, bei Temperaturen von 0°C bis 160 °C, bevorzugt bei 
Temperaturen zwischen Raumtemperatur und der Siedetemperatur des Losungsmittel, in 
Gegenwart einer geeigneten Base, wie Alkalicarbonate, Na 2 C0 3 oder K2CO3, oder 
Alkalialkoholate, z.B. NaOMe oder NaOEt, zu entsprechenden 4-Pyrimidinonen. 



Die Verfahren sind aus der Literatur (vergl. Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A.R. 
Katritzky, C.W. Rees, Pergamon Press, Oxford, New York, 1984, Vol.3, S.l 13) bekannt, die 
Edukte sind kauflich oder konnen nach literaturbekannten Verfahren hergestellt werden. 

4-Pyrimidinone mit R 6 = Wasserstoff konnen in Anlehnung an entsprechende 
Literaturvorschriften (Beilstein, 3-/4. Erganzungswerk, Band 25, S. 279) 2-stufig in einem 
Eintopfverfahren hergestellt werden. ZunSchst werden in einem inerten Losungsmittel, wie 
Toluol, THF, Dioxan oder Diethylether, entsprechende Carbonsaurederivate mit einer 
geeigneten Base, im allgemeinen mit einem Alkalihydrid, vorzugsweise NaH, oder 
Alkalialkoholat, vorzugsweise NaOMe, anionisiert, dann mit einem Ameisenester formyliert. 
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Die anschlieBende Kondensation kann mit Benzamidinen eifolgen, wobei diese in reiner 
Form Oder in situ, mittels Basen, zJB. mit Alkoholaten wie NaOMe, aus Ihren Salzen 
freigesetzt, eingesetzt werden. Als besonders geeignet fiir die Kondensation haben^ich 
protische Losungsmittel, insbesondeie niedere Alkohole, erwiesea 




Bei geniigendem OberschuB an Ameisenester erhalt man das 6-H-Derivat bei guter 
Selektivitat 

Die Edukte, bei denen R 5 und R 6 = Wasserstoff bedeuten, konnen in Anlehnung an die oben 
genannten Methoden durch Umsetzung von Natriumfoxmylessigsaureesteni (Beilstein, 
Hauptwerk, Band 3, S. 627) mit Benzamidinen hergestellt werden, wobei diese in reiner 
Form oder in situ, mittels Basen, z.B. mit Alkoholaten wie NaOMe, aus ihren Salzen 
freigesetzt, eingesetzt werden. Die Reaktion kann in protischen Losungsmittel, wie Wasser 
oder Alkoholen, bei Raumtemperatur, erhohten Temperaturen oder auch bei der 
Siedetemperatur des Losungsmittels erfolgen, wobei gegebenenfalls eine Hilfsbase wie 
Alkalicarbonate oder Alkalialkoholate eingesetzt werden konnen. 




Die Modifizierung bekannter Pyrimidinone, insbesondere zur Herstellung von Verbindungen 
der Formel I mit R 5 = Halogen, erfolgt durch Umsetzung der entsprechenden4-Pyrimidinone 
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mit elemeniaren Halogenen, beispielsweise Chlor Oder Brom, in einem aprotischen Oder 
protischen Losungsmittel wie Essigsaure (vergl. Comprehensive Heterocyclic Chemistry, 
A.R. Katritzky, C.W. Rees, Peigamon Press, Oxford, New York, 1984, VoL3, S.70). 




Die so erhaltenen 4-Pyrimidinone konnen mit iiberschussigem POCl 3 (POBr 3 ) ohne 
Losungsmittel, in einem gegen POCl 3 (POBr 3 ) inertem LSsungsmittel oder in einem 
basischen Losungsmittel wie DMF ohne oder mit einem Saurefanger wie 
N,N-Dimethylanilin in 0,001 bis 2 Molaquivalenten, im allgemeinen 0,02 Aquivalenten, bei 
Temperaturen von 50°C bis 1 10°C, bevorzugt bei der Siedetemperatur des POCl 3 (POBr 3 ), in 
die entsprechenden 4-Halogenpyrimidine der Formel (TV) flberfiihrt werden (vergl. 
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, AJL Katritzky, C-W. Rees, Pergamon Press, 
Oxford, New York, 1984, Vol.3, S.89). 




In Abhangigkeit von der Reaktivitat der Derivate kann man bei den 4-Halogenpyrimidinen in 
einem inerten Losungsmittel beispielsweise Toluol oder THF bei einer Temperatur von 0°C 
bis 150°C, vorzugsweise von 25°C bis 50°C, das Halogenatom gegen Alkoholate der 
entsprechenden Alkinole (Formel V), hergestellt aus dem entsprechenden Alkinol und einer 
Base, vorzugsweise NaH, austauschen (vergL Comprehensive Heterocyclic Chemistrj', A.R. 
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Katritzky, CW. Rees, Pergamon Press, Oxford, New York, 1984, Vol.3, S. 100). 
In analoger Weise kann man auch entsprecfaende Amine (Foimel V) 



HX -C (CH 2 h C = C R 4 (V) 

R 9 

in geeigneten L6sungsmitteln, wie DMF, Acetonitril oder DMSO, mit4-Halogenpyiimidine 
umsetzen, wobei hier die entstehende HQ (HBr) mit einer Base, z.B. Triethylamin, 
abgefangen werden sollte. 

Pyrimidine der Formel I, worin Y = 0, NH oder N-(C r C 4 )Alkyl bedeutet, k6nnen durch 
Reaktion von Mucobrom(chlor)saure erhalten werden (vergl. Comprehensive Heterocyclic 
Chemistry, A.R. Katritzky, CW. Rees, Pergamon Press, Oxford, New York, 1984, Vol.3, S. 
127). Ubertragt man diese Reaktionsfolge auf Benzamidine oder deren Salze, so erhalt man 
Pyrimidinium-Salze (vergl. Beilstein, Hauptwerk, Band 25, S. 141). In protischen 
Losungsmineln kann man bei Temperaturen von 25°C bis zur Siedetemperatur des 
Losungsminels, vorzugsweise von 40°C bis 60°C unter Basenzusatz, vorzugsweise 
Alkalialkoholate, Pyrimidincarbonsaure-Salze als Kondensationsprodukte erhalten. 




Br O 

Die nachfolgende Chlorierung der Carbonsaure mit Chlorierungsreagenzien, z.B. 
Thionylchlorid, ergibt die enstprechenden aktivienen SSure-Derivate. 
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Die Umsetzurig der 4-PyriniidincarbonsMurechloride mit cntsprechenden Alkoholen, 
Alkoholaten oder Aminen, die jeweils bereits cine Dreifachbindung tragen, in protischen 
Oder aprotischen LOsungsmitteln, fiihn unter Standardbedingungen zu entsprechenden Estern 
oder Amiden. 




Enisprechend kbnnen Verbindungen der Formel II, in denen X eine andere Bedeutung als 
C=0 hai, hergestellt werden. 

Als Beispiel fur eine nachtragliche Modifizierung sei eine Obergangsmetall-katalysierte 
Aiyliemng der Alkinylfunktion (vergl. M. Fieser f L.F. Reser, Reagents for Organic 
Synthesis, John Wiley and Sons, New York, Chichester 1977, Vol. 6, Seite 59 ff.) genannt 
So kann man beispieisweise in Mischungen aus inerten und basischen LSsungsmitteln oder in 
basischen LCsungsmitteln beispieisweise Triethylamin, Alkine mit halogenierten, zJB. 
jodienen) Aromaten oder Heteroaromaten zurReaktion bringen, wobei bevorzugt 
modifiziene Pd-Katalysatoren verwendet werden. 
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Als weiteres Beispiel fur eine nachtragliche Modifiziening sei die Halogenierung der 
Alkinyl-Funktion genannL In Abwandlung literaturbekannter Methoden f Alkine, Di- und 
Polyine, AUene, Kumulene" / Methoden der orgamschen Oiemie/(HoubenAVeyl) f 
Thieme-Verlag, Stuttgart, 1977, Band 5,2a: S. 600 ff.) kann in einem geeigneten aprotischen 
Ldsungsmittel, wie THF Oder Dioxan, mit Basen, z.B. n-Butyllithium, das tenninale Proton 
des Ethinyl-Deri vates abstrahiert und anschlieSend ein Halogen, beispielsweise Jod oder 
Brom, eingefuhrt werden. 




Die erfindungsgemaBen Vertrindungen der Fonnel I konnen zum Schutz verschiedener 
Kulturpflanzen gegen pathogene Mikroorganismen, insbesondere Fungi, eingesetzt werden, 
wobei sie sich durch eine besonders hohe Kulturpflanzenvemaglichkeit auszeichnen. Sie 
besitzen vorteilhafte prSventive und systemische Eigenschafien, bereits in das pflanzliche 
Gewebe eingedrungene pilzliche Kiankheitserreger lassen sich auch erfolgreich kurativ 
bekSmpfen. Durch Bespriihen, Bestauben oder andere Applikationen mit Wiikstoffen der 
Formel I kOnnen Pflanzen und bestehende oder zuwachsende Pflanzenteile vor auftretenden 
Schfidlingen geschiitzt werden. Sie eignen sich auch als Beizmittel zur Behandlung von 
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Saatgut und Stecklingen zum Schutz vor Pilzinfektionen sowie im Erdboden auftretende 
pathogene Pilze. Das Wirkungsspektrum der beanspruchten Verbindungen erfaBt eine 
Vielzahl verschiedener wirtschaftlich bedeutender, phytopathogener Pilze, wie Alternaria 
mali, Botrytis cinerea, Benzimidazol- und Dicarboximid- sensible und resistente Stamme, 
Sclerotinia sclerotiorum sowie weitere Grauschimmelarten,Cercospora 
beticola,Ceratobasidium cerealis,Erysipbe graminis, Erysiphe graminis hordei, Eiysiphe 
chichoracearum sowie andere Echte Mehltauarten, Fusarium culmorum und andere 
Fusariumarten, Moniliniaarten, Leptosphaeria nodorum sowie andere Septoriaarten und 
Blattfleckenveiursachende Arteii, Pellicularia sasakii, Pyricularia oryzae und andere 
Reispilzsarten, Phytophthora infestans, Phytophtora capsici und verschiedene andere Kraut- 
und Knollenfaulepilze, Plasmopara viticola, Pseudoperonospora cubensis und weitere 
Pemospora oder Falsche Mehltauarten, Pseudocercosporella herpotrichoides und 
verschiedene andere Augenflecken bzw, Halmbruch verursachende Pilzarten, Puccinia 
recondita und verschiedene andere Rostpilze, Pyrenophora teres und andere Drechsleraarten, 
Ustilagoarten, Venturia inaequalis und Schorfarten, wobei jedoch die Wirkung gegen 
Ascomyceten und Deuteromyceten und insbesonders gegen BCM-resistente 
Pseudocercosporella herpotrichoides-Stamme hervorzuheben ist 

Die erfindungsgemSBen Verbindungen eignen sich daneben auch fur den Einsatz in 
technischen Bereichen, beispielsweise als Holzschutzmittel, als Konservierungsmittel in 
Anstrichfarben, in Kuhlschmiermittel fur die Metallbearbeitung oder als 
Konservierungsmittel in Bohr- und Schneidolen. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Mittel, die die Verbindungen der Foimel I neben 
geeigneten Formulierungshilfsmitteln enthalten. Die erfindungsgemSBen Mittel enthalten die 
Wirkstoffe der Formel I im allgemeinen zu 1 bis 95 Gew.-%. 

Sie konnen auf verschiedene Art formuliert werden, je nachdem wie es durch die 
biologischen und chemisch-physikalischen Parameter vorgegeben ist. Als 
Formulierungsm5glichkeiten kommen daher in Frage: Spritzpulver (WP), emulgierbare 
Konzentrate (EC), wafirige Dispersionen auf 01- oder Wasserbasis (SC), Suspoemulsionen 
(SC), Staubemittel (DP), Beizmittel, Granulate in Form von wasserdispergierbaren 
Granulaten (WG), ULV-Formulierungen, Mikrokq>seln, Wachse oder Koder. 
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Diese einzelnen Formulierungstypen sind im Prinzip bekannt und werden beispielsweise 
beschrieben in: 

Winnacker-Kuchler, "Chemische Technologie", Band 7, CHauser Verlag Munchen, 4. Aufl. 
1986; van Falkenberg, "Pesticides Formulations", Marcel Dekker N.Y., 2nd Ed. 1972-73; K. 
Martens, "Spray Drying Handbook", 3rd Ed. 1979, G. Goodwin Ltd. London. 

Die notwendigen Formulierungshilf smittel wie Inertmaterialien, Tenside, Losungsmittel und 
weitere Zusatzstoffe sind ebenfalls bekannt und werden beispielsweise beschrieben in: 
Watkins, "Handbook of Insecticide Dust Diluents and Carriers", 2nd Ed., Darland Books, 
Caldwell N J.; H.v.Olphen, "Introduction to Clay Colloid Chemistry, 2nd Ed, J. Wiley & 
Sons, N.Y.; Marsden, "Solvents Guide", 2nd Ed., Interscience, N.Y. 1950; Mc Cutcheon's, 
"Detergents and Emulsifiers Annual", MC Publ. Corp., Ridgewood, N.J.; Sisley and Wood. 
"Encyclopedia of Surface Active Agents", Chem. Publ. Co. Inc., N.Y. 1964; Schonfeldt, 
"Grenzflachenaktive Athylenoxidaddukte", Wiss. Verlagsgesell., Stuttgart 1976; 
Winnacker-Kuchler, "Chemische Technologie", Band 7, C. Hauser Verlag Munchen, 4. Aufl. 
1986. 

Auf der Basis dieser Formulierungen lassen sich auch Kombinationen mit anderen pestizid 
wirksamen Stoffen, Diingemitteln und/oder Wachstumsregulatoren herstellen, z. B. in Form 
einer Fertigfoimulierung oder als Tankmix. 

Spritzpulver sind in Wasser gleichmaBig dispergierbare PrSparate, die neben dem Wirkstoff 
auBer einem Verdiinnungs- oder Inertstoff noch Netzmittel, z, B. polyoxethylierte 
Alkylphenole, polyoxethylierte Fettalkohole, Alkyl- oder Alkylphenol-sulf onate und 
Dispergiermittel, z. B. ligninsulfonsaures Natrium, 

2^'-dinaphthyl-methan-6,6'-disulfonsaures Natrium, dibutylnaphthalin-sulfonsaures Natriuui 
oder auch oleoylmethyltaurinsaures Natrium enthalten. Emulgierbare Konzentrate werden 
durch AuflSsen des Wirkstoffes in einem organischen Losungsmittel, z. B. Butanol, 
Cyclohexanon, Dimethylformamid, Xylol oder auch hohersiedenden Aromaten oder 
Kohlenwasserstoffen unter Zusatz von einem odermehreren Emulgatoren hergestellL 

Als Emulgatoren kSnnen beispielsweise verwendet werden: Alkylarylsulfonsaure 
Calcium-Salze wie Ca-dodecylbenzolsulfonat oder nichtionogene Emulgatoren wie 
Fettsaurepolyglykolester, Alkylarylpolyglykolether, Fettalkoholpolyglykolether, 
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Propylenoxid-Ethylenoxid-Sorbitanfettsaureester, Polyoxethylensorbitan-FettsSureester Oder 
Polyoxethylensorbitester. 

Staubemittel erhalt man durch Vennahlen des Wirkstoffes mit fein verteilten festen Stoffen, 
z. B. Talkum, natiirlichen Tonen wie Kaolin, Bentonit, Poiyphillit Oder Diatomeeijerde. 
Granulate konnen entweder durch Verdusen des Wirkstoffes auf adsorptionsfahiges, 
granuliertes Inertmaterial hergestellt werden oder durch Aufbringen von 
Wirkstoffkonzentraten mittels Klebemitteln, z. B. Polyvinylalkohol, polyacrylsaurem 
Natrium oder auch MineralSlen, auf die OberflSche von Tragerstoffen wie Sand, Kaolinite 
oder von granuliertem Inertmaterial. Auch kSnnen geeignete Wiikstoffe in der fiir die 
Herstellung von Diingemittelgranulaten ublichen Weise - gegebenenfalls in Mischung mit 
Diingemitteln - granuliert werden. 

In Spritzpulvem betragt die Wirkstoffkonzentralion 10 bis 90 Gew.-%, der Rest zu 100 
Gew.-% besteht aus flblichen Formulierungsbestandteilen. Bei emulgierbarcn Konzentraten 
kann die Wirkstoffkonzentration 5 bis 80 Gew.-% betragen. Staubffinnige Fonnulierungen 
enthaiten meistens 5 bis 20 Gew.-%. Bei Granulaten hangt der Wirkstoffgehalt zum Teil 
davon ab, ob die wirksame Verbindung fliissig oder fest vorliegt und welche Verbindung 
flfissig oder fest vorliegt und welche GranuUerhflfsmittel, Fullstoffe usw. verwendet werden. 

Daneben enthaiten die genannten Wirkstofformulierungen gegebenenfalls die jeweils 
ublichen Haft-, Netz-, Dispergier-, Emulgier-, Penetrations-, L6sungsmittel, Full- oder 

Tragerstoffe. 

Zur Anwendung werden die in handelsublicher Form vorliegenden Konzentrate 
gegebenenfalls in ublicher Weise verdtinnt, z. B. bei Spritzpulvem, emulgierbaren 
Konzentraten, Dispersionen und teilweise auch bei Mikrogranulaten mittels Wasser. 

Staubfbrmige und granulierte Zubereitungen sowie verspriihbare LOsungen werden vor der 
Anwendung ublicherweise nicht mehr mit weiteren inerten Stoffen verdiinnt 

Mit den auBeren Bedingungen wie Temperatur, Feuchtigkeit u. a. variiert die erforderliche 
Aufwandmenge. Sie kann innerhalb weiter Grenzen schwanken, z. B. von 0,005 bis 10,0 
kg/ha, vorzugsweise liegt sie im Bereich von 0,01 bis 5 kg/ha. 



WO 92/05159 



-20- 



PCT/EP91/01790 



Die erfindungsgemSBen Wirkstoffe kdnnen in ihren handelsublichen Fonnulienmgen 
entweder allein oder in Kombination mit weiteren, literaturbekannten Fungiziden 
angewendet werden. 

Als literaturbekannte Fungizide, die erfindungsgemaB mit den Verbindungen der Formel I 
kombiniert werden konnen, sind beispielsweise folgende Produkte zu nennen: 
Imazalil, Prochloraz, Fenapanil, SSF 105, Triflumizol, PP 969, Flutriafol, BAY-MEB 6401 . 
Propiconazol, Elaconazol, Diclobutrazol, Tebuconazole, Bitertanol, Triadimefon, 
Triadimenol, Fluotrimazol, Tridemorph, Dodemorph, Fenpropimoiph, Falimorph, 
Dimethomorph, S-32165, Chlobenzthiazone, Parinol, Buthiobat, Fenpropidin, Triforine, 
Fenarimol, Nuarimol, Triarimol, Ethirimol, Dimethirimol, Bupirimate, Rabenzazole, 
Tricyclazole, Fluobenzimine, Pyroxyfur, NK-483, PP-389, Pyroquilon, Hymexazole, 
Fenitropan, UHF-8227, Cymoxanil, Dichloflunanid, Captafol, Captan, Folpet, Tolylfiuanid, 
Chlorothalonil, Etridiazol, Iprodione, Procymidon, Vinclozolin, Metomeclan, Myclozolin, 
Dichlozolinate, Fluorimide, Drazoxolan, Chinomethionate, Nitrothalisopropyl, Dithianon, 
Dinocap, Binapacrvl, Fentinacetate, Fentinhydroxide, Carboxin, Oxycarboxin, Pyracarbolid, 
Methfuroxam, Fenfuram, Fuimecyclox, Benodanil, Mebenil, Mepronil, Flutolanil, 
Fuberidazole, Thiabendazole, Carbendazim, Benomyl, Thiophanate, Thiophanatemethyvl, 
CGD-95340 F, IKF-1216, Mancozeb, Zineb, Nabam, Thiram, Propineb, Prothiocarb, 
Propamocarb, Dodine, Guazatine, Dicloian, Quintozene, Chloroneb, Tecnazene, Biphenyl, 
Anilazine, 2-Phenylphenol, Kupferverbindungen wie Cu-oxychlorid, Oxine-Cu, Cu-oxide, 
Schwefel, Fosethylaluminium, Natrium-dodecylbenzolsulfonat, Natrium-dodecylsulfat, 
Natrium-C13/C15-alkoholethersulfonat, Natriumcetostearylphosphatester, 
Dioctyl-natriumsulfosuccinat, Natrium-isopropylnaphthalinsulfonat, 
Natrium-raethylenbisnaphthaliiisulfonat,Cetyl-trim 

Salze von langkettigen primaren, sekundaren oder tertiaren Aminen, Alkyl-propylenamine, 
Lauryl-pyridinium-bromid, ethoxilieite quaternierte Fettamine, 
Alkyl-dimethyl-benzylanunoniumchlorid und 1 -Hydroxyethyl-2-alkyl-iraidazolin. 

Die oben genannten Kombinationspartner stellen bekannte Wirkstoffe dar, die zum groBen 
Teil in CH. R. Worthing, U.S.B. Walker, The Pesticide Manual, 7. Auflage (1983), British 
Crop Protection Council, beschrieben sind. 
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Dariiber hinaus konnen die erfindungsgemSBen Wirkstoffe, insbesondere die der aufgefuhrten 
Beispiele, in ihren handelsiiblichen Forraulierungen sowie in den aus diesen Formulierungen 
bereiteien Anwendungsfoxmen in Mischung mit andeien Wirkstoffen, wie Insektiziden, 
Lockstoffen, Sterilantien, Akariziden, Nemaiiziden, Fungiziden, wachstumsregulierenden 
Stoffen oder Herbiziden vorliegea Zu den Insektiziden zahlen beispielsweise 
Phosphorsaureester, Carbamate, Carbonsanreester, Fonnamidine, Zinnverbindungen, durch 
Mikroorganismen hergestellte Stoffe u. a.. Bevorzugte Mischungspaitner sind: 

1 . aus der Gruppe der Phosphorsaureester 
Azinphos-ethyl,Azinpbosmethyl, l-(4-Chlorphenyl)-4-(0-ethyl, 
S-propyl)phosphoryloxypyrazol (TIA-230), CMorpyrifos, Coumaphos, Demeton, 
Demeton-S-methyl, Diazinon, Dichlorvos, Dimethoat, Ethoprophos, Etrimfos, Fenitrothion, 
Fenthion, Heptenophos, Parathion, Parathionmethyl, Phosalon, Pirimiphos-ethyl, 
Pirimiphos-methy], Profenofos, Prothiofos, Sulprofos, Triazophos, Trichlorphon. 

2. aus der Gruppe der Carbamate 

Aldicarb, Bendiocarb, BPMC (2-(l-MethylpropyI)phenylmethylcarbamat), Butocarboxim, 
Butoxicarboxim, Carbaryl, Carbofuran, Carbosulfan, Cloethocarb, Isoprocarb, Methomyl, 
Oxamyl, Pirimicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb. 

3. aus der Gruppe der Carbons&ureester 

Aliethrin. Alphamethrin, Bioallethrin, Bioresmethrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, Cyhalothrin, 
Cypermethrin, Deltamethrin, 2,2-Dimethyl-3- 
2-chlor-2-trifluormethylvinyI)-cyclopropancarbonsaure 

cyano-3-phenyl-2-methyl-benzyl)ester (FMC 54800), Fenpropathrin, Fenfluthriru Fenvalerat 
Flucythrinate, Flumethrin, Fluvalinate, Permethrin, Resmethrin, Tralomethrin. 

4. aus der Gruppe der Fonnamidine 
Amitraz, Chlordimeform. 



5. aus der Gruppe der Zinnverbindungen 
Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatinoxid 
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6. Sonstige 

Abamektin, Bacillus thuringiensis, Bensultap, Binapacyl, Bromopropylate, Buprofecin 

Camphechlor, Cartap, Chloiobenzilate, Chlorfluazuion, 

^-(^ChloiphenylH.S-diphenylthiophen (UBI-T 930), Chlofentezine, 

Cyclopropancarbonsaure(2-naphthylmethyl>ester (Ro 12-0470), Cyromacin, DDT, Dicofol. 

NK3,5^icMor-4-(l,l^,2-tetrafluon^ 

(XRD 473), Diflubenzuron, N-(2,3-Dihydio-3-me^ 

Dinobuton, Dinocap, Endosulfan, Fenoxycarb, Fenihiocarb, Hubenzimine, Flufenoxuron, 
Gamma-HCH, Hexythiazox, Hydramethylnon (AC 217 300), Iveimectin, 
2-Nitro-methyl-4,5-dihydro-6H-thiazin (SD 52618), 2-Nitromethyl-3,4-dihydrothia2ol (SD 
35651), 2-Nitromethylene-l,3-thia2anon-3yl-caibamaldehyde (WL 108 477), Propargite, 
Teflubenzuron, Tetradifon, Tetrasul, Tfaicyclam, Triflumaron, Kempolyeder- und 
Granuloseviren. 

Der Wirkstoffgehalt der aus den handelsublichen Formulierungen bereiteten 
Anwendungsfonnen kann in weiten Bereich variieren, die Wirkstoffkonzentration der 
Anwendungsfonnen kann von 0,0001 bis zu 100 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise von 0,001 
bis 1 Gew.-%, liegen. Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsfonnen 
angepaBten iiblichen Weisen. 

Nachfolgende Beispiele dienen zur Erlauteiung der Eifindung. 
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A. Formulierungsbeispiele 

a) Ein StSubemittel wird erhallen, indem man 10 Gew.-Teile Wiricstoff und 90 Gew.-Teile 
Talkum als Ineiistoff mischt und in einer Schlagmlihle zerkleinext 

b) Ein in Wasser leicht dispergierbares, benetzbaies Pulver wird eihalten, indem man 25 
Gew.-Teile Wirkstoff, 65 Gew.-Teile kaolinhaltigen Quaiz als Inenstoff, 10 Gew.-Teile 
ligninsulfonsaures Kalium und 1 Gew.-Teil oleoylmethyltaurinsaures Natrium als Netz- und 
Dispergiermittel mischt und in einer Stiftmuhle mahlL 

c) Ein in Wasser leichl dispergierbaics Dispersionskonzentrat stellt man her, indem man 40 
Gew.-Teile Wirkstoff mit 7 Gew.-Teilen eines Sulfobemsteinsfiiuehalbesters, 2 Gew.-Teilen 
eines LigiunsulfonsSure-Natriumsalzes und 51 Gew.-Teilen Wasser mischt und in einer 
Reibkugelmiihle auf eine Feinheit von unter 5 Mikron vermahlL 

d) Ein emulgierbares Konzentrat lafit sich herstellen aus 15 Gew.-Teilen Wiricstoff, 75 
Gew.-Teilen Cyclohexanon als Losungsmittel und 10 Gew.-Teilen oxethyliertem 
Nonylphenol (10 AeO) als Emulgator. 

e) Ein Granulat laBt sich herstellen aus 2 bis 15 Gew.-Teilen Wirkstoff und einem inerten 
Granulattragermaterial wie Attapulgit, Bimsgranulat und/oder Quarzsand. 
ZweckmaBigerweise verwendet man eine Suspension des Spritzpulvers aus Beispiel b) mit 
einem Feststoffanteil von 30 % und spritzt diese auf die Oberflache eines Attapulgitgranulats, 
trocknet und vermischt innig. Dabei betragt der Gewichtsanteil des Spritzpulvers ca. 5 % und 
der des inerten Tragermaierials ca. 95 % des fertigen Granulats. 
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B. Chemische Beispiele 



Beispiel 1: 

5-Methoxy-2-phenyl^(3-propinyloxy)-pyriinidin 




VerbindungNr. 1.1 N ' *j 



° c 

H 3 C \W 
CH 

Zu 33 g NaH (80% in Mineralol) in 500 ml abs. THF tropfte man 15 % einer Mischung aus 
11 8 g Ameisensaureethylester und 104 g Methoxyessigsauremethylester und erwfiimte das 
Reaktionsgemisch gelinde bis eine Wasserstoffentwicklung festzustellen war. Den restlichen 
Ameil der obigen Mischung tropfte man anschlieBend so zu, daB die Reaktionstemperatur bei 
35 - 40 °C lag und ein mittlere Wasserstoffentwicklung beobachtet wurde. Hierbei bildete 
sich ein schwer riihrbares Reaktionsgemisch. Das Gemisch wurde 16 Stunden 
stehengelassen. AnschlieBend gab man 500 ml Isopropanol, 513 g Nairiummethanolat und 
195,7 g Benzamidinhydrochlorid (80 - 85 %, tecbn. Qualitat, ca. 15 % Wasser enthaltend) 
hinzu und erhitzte dieses Reaktionsgemisch 120 Minuten unter RiickfluB, wobei das THF 
teilweise abdestilliert wurde. AnschlieBend destillierte man die L6sungsmittel ab und nahm 
den Ruckstand in Wasser auf, sauerte mit Essigsaure an und erhielt nach dem Abfiltrieren 
145 g (72%) 5-Methoxy-2-phenyl-^(lH)-pyrimidinon, Smp.: 203-205 °C. 



In 600 ml POCl 3 und 10 ml N,N-Dimethylanilin erhitzte man 151 g 
5-Methoxy-2-phenyl^(lH)-pyrimidinon unter RiickfluB. Nach vollstSndiger Ltteung des 
Pyrimidinons ( ca 60 Minuten ) destillierte man bei ca. 200 mm Hg das POQ 3 ab, nahm in 
Methylenchlorid auf und hydrolysierte, wusch die organische Phase neutral, trocknete diese, 
destillierte das Ldsungsmittel ab und eihielt 155 g (95 % ) 
4-Chlor-5-methoxy-2-phenylpyrimidin, Smp.: 163-167 °C. 

Zu 3,9 g NaH (80% in Mineralol) in 200 ml abs. THF tropfte man 7,3 g Propinylalkohol, 
riihne eine Stunde und gab dann 22,1 g 4^Wor-5-methoxy-2-phenylpyrimidin hinzu. Nach 
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16 Stunden hydrolysierte man, extrahierte mit Essigester Oder Methylenchlorid, wusch die 
organische Phase, trocknete diese, destillierte das Losungsmittel ab und erhielt 23 g ( 96 % ) 
5-Methoxy-2-phenyl^propinyloxypyiiinidin, Smp.: 113 °C Sdp.: 145 °C/ 0,05 mbar. 

Beispiel 2: 

5-Methoxy-2-phenyl^(H4-tolyl)-3-propinyloxy>pyrimidin 



In 30 ml Triethylamin wurden 2,4 g 5-Mewoxy-2-phenyl-4-propmyloxypyriniidHi, 0,07 g 
Bis-(triphenylphosphjn)-palladiumdichlorid und 0,01 g Kupfer-(I)-jodid vorgelegt und 2,8 g 

4- Jodtoluol zugetropfL Nach 16 Stunden wurde die Hauptmenge Triethylamin abdestilliert, 
der Rflckstand in Methylenchlorid aufgenommen und mit Wasser gewaschen, getrocknet und 
eingeengt. Nach Reinigung mittels Saulenchromatographie, mit Essigester und Heptan (1:1) 
als Laufmittel, erhielt man 1,9 g (58 %) 

5- Methoxy-2-phenyl-4-( 1 K4-tolyl)-3-propinyloxy)-pyrimidin, 
Smp.: 103- 105 °C. 



Verbindung Nr. 1.43 



H 3 C" 




Beispiel 3: 



5-Memoxy-2-phenyl^(l-jodo-3-propmyloxy)-pyrinudin 
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Verbindung Nr. 1.34 




Unter N 2 -Atmosph&e legte man 4,8 g 5-Methoxy-2-phenyl^propinyloxypyrimidin in 100 
ml THF vor, kiihlie auf -78 °C ab, gab 14 ml 1,6 m n-Batyffitbinml6sung in Hexan hinzu 
Nach ca. 1 Stunde gab man 5,6 g Jod dazu, lieB das Gemisch aof Raumtemperatur erwarmen 
und hydrolysierte nach ca. 30 Minuten. Man nabm in Methylenchlorid auf, wusch mit 
Wasser, destillierte das Losungsmittel ab, und erhielt nach sfiulenchromatographischer 
Reinigung, mit Essigester und Heptan (3:7) als Lauftnittel, 6,0 g 
5-Methoxy-2-phenyl-4-(l-jodo-3-propmyloxy)-pyriniidin,Smp.: 148 - 150 °C. 

Beispiel 4: 



5-Brom-2-phenyl-4-(3-propmyloxy)-pyrimidin 




Verbindung Nr. 1.96 V^ Q CH 2 

X 

H 

In 300 ml Wasser riihne man 3 - 4 Tage 95 g Benzamidinhydrochlorid (80 - 85 %, techn. 
Qualitat, ca. 15 % Wasser enthaltend) und 70 g Nairiumformylessigsfiureethylester, sauerte 
mit Essigsaure leicht an und erhielt nach dem Abfiltrieren 33 g (38 %) 
2-Phenyl-4-(lH)-pyrimidinon I Smp.: 198 - 203 °C 
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Zu 70,8 g 2-Phenyl-4-(lH)-pyrimidinon in 250 ml EssigsSure tropfte man 65,5 g (20,9 ml) 
Brom, riihrte 5 Stunden und liefi das Reaktionsgemiscb 18 Stunden stehen, gab auf eine 2 kg 
Eis/Wassermischung und erhielt nacb dem Abfiltrieren 102,8 g (99 %) 
5-Brom-2-phenyl^(lH)-pyrimidinon f Smp.: 230 - 235 °C 

In 300 ml P0C1 3 und 10 ml N,N-Dimethylanilin erhitrte man 102,8 g 
5-Brom-2-phenyM-(lH)-pyrimidinon zum RuckfluB. Nach vollst2ndigerL6sung des 
Pyrimidinons ( ca. 60 Minuten ) destilliene man bei ca. 200 mm Hg das POQ 3 ab, nahm in 
Methylenchlorid auf und hydrolysierte, wusch die organische Phase neutral, trocknete diese 
und erhielt nach dem Abdestillieren des LSsungsmittels 89*2 g (83 % ) 
5-Brom-4-chlor-2-phenylpyrimidin, Smp,: 96-101 °C 

Zu 1 , 1 g NaH (80 % in Mineralol) in 50 ml abs. THF tropfte man 2,1 g Propinylalkohol, 
ruhne eine Stunde und gab dann 6,7 g 5-Brom-4-chlor-2-phenylpyrimidin hinzu. Nach 16 
Stunden hydrolysierte man, exuahierte mit Essigester, wusch die organische Phase, trocknete 
diese und destilliene das Losungsmittel ab. Nach sSulenchromatographischer Reinigung, mit 
Essigester und Heptan (3:7) als Laufmittel, erhielt man 4 f 2 g (58 %) 
5-Brom-2-phenyl-4-(3-propinyloxy)-pyrimidin, 
Smp.: 98 -99 °C 

Beispiel 5: 

5-Brom-2-phenyl-4-(3-propiynylamino)-pyrimidin 



Verbindung Nr. 1.142 





Br 



CH 



In 100 ml Dimethylfonnamid wurden 6,7 g 5-Brom^chlor-2-phenyl-pyrimidin und 1,7 g 
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(2,1 ml) Propinylamin vorgelegt und 4,0 g (5,5 ml) Triethylamin zugetropft. Nach 1 Stunde 
RUhren des Gemisches bei Ranmtemperatur erhitzte man 3 Stunden auf 80 - 90°C 
Innentemperatur (DC-Umsatzkontrolle), hydrolysieite, neutialisicrte nach Abkiihluhg und 
extrahiene mit Methylenchlorid. Nach dem Waschen und Trockncn der oiganischen Phase, 
Abdestillation des LSsungsmittels und Reinigung durch Saulenchromatographie, mit 
Essigester und Heptan (3:7) als Laufinittel, eihielt man 5,6 g (78 %) 
5-Brom-2-phenyl^propinylaininopyrimidin, Smp.: 103 - 105 °C 
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Beispiel 6: 



2-(4-BenzoesaurenitiiI)-5-niethoxy-4-propinyloxy-pyrimidin 



N 
III 
C 



Verbindung Nr. 1.10 




CH 



H 3 C 



und Beispiel 7: 

2-(4-Benzoesaurenitril)-5-methoxy-6-metooxy^ 



Zu 2,0 g NaH (80% in Mineraldl) in SO ml abs. Diethylether tropfte man eine Mischung von 
7,4 g Ameisensaureethylester und 6,2 g Methoxyessigsauremethylester und erwatmte das 
Reaktionsgemisch gelinde bis eine Wassemoffentwicklung festzustellen isL Hierbei bildete 
sich ein schwer riihrbares Reaktionsgemisch. Nach Stebenlassen des Gemisches fiber 16 
Stunden gab man 50 ml Methanol, 1 1,4 ml 30 % Natriummethanolat-Losung in Methanol 
und 12 g 4-Aminobenzamidbydrochlorid hinzu und erhitzte dieses Reaktionsgemisch 120 
Minuten unter RQckfluB, wobei der Diethylether abdestilliert wurde. Anschliefiend 



N 
III 
C 



Verbindung Nr. 1.68 




H 3 C 
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destillierte man die L6sungsmittel ab und nahm den Riickstand in Wasser auf, sauert mil 
Essigsaure an und erhielt nach Abfiltrieren 1 1,7 g eines Gemisches aus 
2-(4-Benzoesaureaixiid)-5-methoxy^(lH)-pyrimidto und 
2K4-Benzoesaureanud)-5-methoxy-6-meft^^ 
pyrimidinon. 

In 100 ml P0C1 3 und 3 ml N,N-Dimethylanilin erhitzte man 11,7 g des Gemisches aus 
2K^Benzoesfiureamid)-5-methoxy^(lH)-pyrinudinon und 

2-(4-Benzoesaureamid)-5-methoxy^methoxymethyIen-4-(lH)- pyrimidinon unterRuckfluB. 
Nach vollstandiger L6sung der Pyrimidinone (ca. 60 Minuten) destillierte man bei ca. 200 
mm Hg das POCI3 ab, nahm in Methylenchlorid auf und hydrolysierte, wusch die organische 
Phase neutral, trocknete diese und nach AbdestQlieren des Losungsmittels erhielt man 9 g 
eines Gemisches aus 2-(4-BenzoesSurenitrU)^chlor-5-methoxy-pyrimidin und 
2-(4-Benzoesaurenitril)^-chlor-5-methoxy^^ 

Zu 1,1 g NaH (80 % in MineraI61) in 100 ml abs- THF tropfte man 2,0 g Propinylalkohol, 
riihne eine Stunde und gab dann 4,9 g des Gemisches aus 
2K4-Benzoesaurenitril)^hlor"5-methoxy-pyrinMdin und 

2K4-Benzoesaurenitril)-4-cMor-5-methoxy-6-methoxymethylen- pyrimidin hinzu. Nach 16 
Stunden hydrolysierte man, extrahierte mit Essigester Oder Methylenchlorid, wusch die 
organische Phase, trocknete diese und erhielt nach s&ulenchromatographischer Trennung, mit 
Essigester und Heptan 3:7 als Laufmittel, 0,2 g 

2-(4-Benzoesaurenitril)-5-methoxy-6-metho^^ (4 %), 

Smp.: 164 °C und 0,4 g 2K4-Benzoesaurenitril)-fknethoxy-^ 
(8%), Smp.: 183-185 °C 

Beispiel 8: 

2-Phenyl^propinyloxy-7,8^ihydro^-thiopyTano-[2,3-d3- pyrimidin 
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Verbindung Nr. 3.28 ^ ^ N 




^CH 



In 200 ml Wasser wurden 37,7 g 2,4,5,6-Tetrahydro-thiopyi^-3-on-2-carbonsaiTC 
40,0 g Benzamidinhydrochlorid (80 - 85 %, techn. QualMt, ca. 15 % Wasser enthaltend) und 
21,3 g wasserfreies Natriumcarbonat 4 Tage geruhrt. Bei neutralem pH-Wert saugte man ab 
und erhielt 48,5 g (99%) 2-Phenyl-l,6,7,8-tetrahydro-thiopyrano-[2,3-d]- pyrimidin-4-on, 
Smp.: > 260 °C. 

In 300 ml POCl 3 und 5 ml N,N-Dimethylanilin erhitzte man 48,5 g 
2-Phenyl-l,6,7,8-tetrahydro-tMopyi^^ unter RiickfluB. Nach 

vollstandiger Losung des Pyrimidinons (ca. 60 Minuten) destillierte man bei ca. 200 mm Hg 
das POCl 3 ab, nahm in Methylenchlorid auf und hydrolysierte, wusch die organische Phase 
neutral, trocknet diese und destillierte das Losungsmittel ab. Nach 

saulenchromatographischer Reinigung, mit Essigester und Heptan (1:1) als Laufmittel, erhielt 
man 49.6 g (99 %) 4-CMor-2-phenyl-7,8-dihydro-^ 
Smp.: 135-137 °C. 

Zu 1,1 g NaH (80 % in Mineralol) in 1 00 ml abs. THF tropfte man 2,0 g Propinylalkohol, 
riihrte eine Stunde und gab dann 6,6 g 

4- Chlor-phenyl-7,8^ihydro-6H-ttoo hinzu. Nach 16 Stunden 
hydrolysierte man, extrahierte mit Essigester, wusch die organische Phase, trocknete diese. 
destillierte das L6sungsmittel ab und erhielt 6,7 g (95 %) 

2-Phenyl-4-propinyloxy-7,8-dihydro-^ Smp.: 91-93 °C. 

Beispiel 9: 

5- Chlor-2-phenyl^pyrimidincarbonsaurepropinylester 
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Verbindung Nr. 2.1 N^N CH^ 




^CH 




CI O 



Aus 27,6 g Natrium und 480 ml Ethanol stellte man die entsprechende Ethanolat-Losung her 
und loste 67,6 g Mucochlorsaure in 120 ml Ethanol. Zu 156,6 g Benzamidinhydrochlorid (80 
- 85 %, techn. Qualitat, ca. 15 % Wasser enthaltend) in 80 ml Ethanol tropfte man die halbe 
Menge der Ethanolat-Losung, erwaimte auf 55 - 60 °C und tropfte bei dieser Temperatur die 
erste Halfte der MuccochlorsSure-LSsung zum Reaktionsgemisch, tropfte die zweite HSlfte 
des Ethanolats und dann den Rest der Muccochlorsaure-Losung hinzu. Man riihrte noch eine 
Stunde bei 55 - 60 °C, kiihlte und filtrierte ab. Bei der Mutterlauge stellte man mit 2n 
Salzsaure einen pH-Wert von 2 ein und filtrierte erneut ab. 

Ein Teil des Filtrats (40,7 g) wurde in 150 ml Thionylchlorid und 5 ml DMF 2 Stunden unter 
RiickfluB erhitzt. Nach dem Abdestillieren des Losungsmittel erhielt man nach Destillation 
des Riickstandes iiber einen Abtreiber 1 8,8 g 
5-Chlor-2-phenyl^pyrimidincarbonsaurechlorid. 

Zu 2,5 g NaH (80 % in Mineralol) in 100 ml abs. THF tropfte man 4,7 g Propinylalkohol, 
riihrte eine Stunde und gab dann 18,2 g 5-C^OT-2-phenyl-4-pyrimidincarbonsaurechlorid 
hinzu. Nach 1 6 Stunden hydrolysierte man, extrahierte mit Methylenchlorid, wusch die 
organische Phase, trocknete diese und erhielt nach Abdestillation des Losungsmittels und 
Umkristallisieren aus Essigester und Heptan 12,8 g (63%) 
5-Chlor-2-phenyl-4-pyrimidincarbonsaurepropinylester, Smp.: 82-84 °C. 

Beispiel 10: 

5-CMor-2-phenyl^pyrimidmcarto 
propinylester 
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VerbindungNr.2.11 




In 100 ml Triethylamin wurden 8,6 g 5-Chlor-2-phenyl^pyrimidincaiix>nsaurepropiiiylesie 
0,14 g Bis-(triphenylphosphin)-palladiumdichlorid und 0,02 g Kupfer-(I)-jodid vorgelegt und 
7,8 g 3-Chlor-2-jod-5-trifluormethylpyridin zugeiropft. Nach 16 Stunden wurde die 
Hauptmenge Triethylamin abdestilliert, derRQckstand in Methylenchlorid aufgenommen und 
mit Wasser gewaschen, getrocknet und eingeengt Nach Reinigung mittels 
Saulenchromatographie, mit Essigester und Heptan (3:7) als Laufinittel, erhielt man 5,0 g 
(40%) 5-CMor-2-phenyl^pyrimidincarbonsaure- 1 -(3-chlor-5-trifluor-methyl-2-pyridinyl)"3- 
propinylester, Smp.: 108 - 1 10°C. 

Entsprechend der oben aufgefiihnen Beispielen konnen die in Tabelle 1 
genannten Verbindungen hergestellt werden. 

Bei den Beispielen mit dem Suffix A handelt es sich urn die Saureadditionssalze der 
jeweiligen Stammverbindung; in der Spalte "physikalische Konstante" ist dann die Saure 
angegeben und der zugehorende Schmelz- Oder ZersetzungspunkL Die Salze konnen im 
Einzelfall auch noch Kristallwasser enthalten. 
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C Biologische Beispiele 
Beispiel 1 

Weizenpflanzen der Scute "Diplomat" wurden ca. 4. Wochen nach Aussaat mit wfiBrigen 
Suspensionen der erfindungsgemSBen Verbindungen tropfhaB behandelL 

Nach dem Antrocknen des Spritzbelages warden die Pflanzen mit einer wSBrigen 
Sporensuspension von Psendocercospoiella herpotricboides inokolierL Die Pflanzen wurden 
danach bei 16 - 18 °C und ca. 90 - 100 % rel. Loftfeuchte gehalten. 

Nach einer Inkubationszeit von ca. 4 Wochen konnte die Befallsauswertung der 
Versuchspflanzen vorgenommen werden. Der Wirkungsgrad wurde aus dem Befallsgrad im 
Vergleich zu den unbehandelten, infizienen Kontrollpflanzen ermittelt und ist in Tabelle 2 
wiedergegeben. 

Tabelle 2 : 

Verbindungen Wirkungsgrad gegenuber Pseudocercosporella herpotrichoides 
gem. Beispiel in % bei ppm Wiikstoff 

250 125 60 



1.001 


100 


100 


100 


1.001A 


100 


100 


100 


1,014 


100 


100 


100 
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80 


65 
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100 


97 
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100 


100 


100 


1,066 


100 


100 


100 
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100 


90 




1.086 


100 


100 


100 
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100 


100 


100 
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100 


100 


100 
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100 


100 


100 



WO 92/05159 



PCT/EP91/01790 



75 

Tabelle 2 (Fortsetzung) 



1.160 100 100 _ 100 

2.001 100 100 65 

3.007 100 100 95 

3.016 100 80 

3.030 100 80 65 



unbehandcltc, 

infiziene Pflanzen 0 



Beispiel 2: 

Ca. 14 Tagc alte Ackerbohncn der Sortc "Harz Frcya" odcr "Frank's Ackerperie" wunden mit 
wassrigen Suspcnsionen dcr bcanspruchtcn Verbindungen tropfnaB behandelL 

Nach Antrocknen des Spritzbelages wuiden die Pflanzen mit einer Spoiensuspension (1.5 
Mio Sporcn/ml) von Botzytis cinerea (BCM-rcsis tenter Staxmn) inokuliert Die Pflanzen 
wurden in einer Klimakammer bei 20 - 22 °C und ca. 99 % rcL Luf tfeuchte weiteikultiviert. 
Die Infektion der Pflanzen aufiert sich in der Bildung sebwazzer Flecke auf Blfittern und 
Stengeln. Die Auswertung der Versuche erfolgte ca. 1 Woche nach Inokulation. 
Der Wirkungsgrad der Priifsubstanzen wurde prozentual zur unbehandelten, infizierten 
Kontrolle bonitiert und ist in Tabelle 3 wiedergegeben. 

Tabelle 3 : 



Verbindungen Wirkungsgrad gegeniiber Botrytis cinerea 

gem. Beispiel in % bei ppm Wiikstoff 





250 


125 


1. 1 


100 


100 


1. 1A 


100 


100 


1. 14 


100 


95 


1.24 


100 


97 


1.39 


100 


90 


1.47 


100 


90 


1.122 


100 


90 


unbehandelte, 
infiziene Pflanzen 




0 
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C. Biologische Beispiele 
Beispiel 1 

Weizenpflanzen der Sorte "Diplomat" wurden ca. 4. Wochen nach Aussaat mit wSBrigen 

# 

Suspensioneo der erfindungsgemSBen Verbindungen tropfnaB behandelL 

Nach dem Antrocknen des Spritzbelages wurden die Pflanzen mit einer waBrigen 
Sporensuspension von Pseudocercosporella berpotrichoides inokuIierL Die Pflanzen wurden 
danach bei 16 - 18 °C und ca. 90 - 100 % rel. Luftfeuchte gehalten. 

Nach einer Inkubationszeit von ca. 4 Wochen konnte die Befallsauswertung der 
Versuchspflanzen vorgenommen werden. Der Wirkungsgrad wurde aus dem Befallsgrad im 
Vergleich zu den unbehandelten, infizienen Kontrollpflanzen ennittelt und ist in Tabelle 2 
wiedergegeben. 



Tabelle 2: 
Verbindungen 
gem. Beispiel 




1. 14 
1. 15 
1.23 
1.39 
1.47 
1.66 
1.122 
2. 1 
3. 30 



1. 1 
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100 
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80 

100 

100 

100 

100 

100 



100 

100 

68 

100 

65 

100 

100 

100 

100 

80 
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100 



100 



97 
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100 

65 

65 



unbehandelte, 
infizierte Pflanzen 



0 
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Beispiel 2: 

Ca 14 Tage alte Ackerbohnen der Sorte "Haiz Ereya" Oder "Franks Ackerperle" ,wurden mit 
waBrigen Suspensionen der beanspruchten Verbindungen tropfhaB behandelt* 

Nach Antrocknen des Spritzbelages wurden die Pflanzen mit einer Sporensuspension (l t 5 
Mio Sporen/ml) von Botrytis cinerea (BCM-resistenter Stamm) inokuliert Die Pflanzen 
wurden in einer Klimakammer bei 20 - 22 °C und ca. 99 % rel. Luftfeuchte weiterkultiviert 
Die Infektion der Pflanzen SuBert sich in der Bildung schwarzer Recke auf BlSttern und 
Siengeln. Die Ausweitung der Versuche erfolgte ca. 1 Woche nach Inokulation. 

Der Wirkungsgrad der Priifsubstanzen wurde prozentual zur unbehandelten, infizierten 
Kontrolle bonitiert und ist in Tabelle 3 wiedergegeben. 

Tabelle 3: 



Verbindungen Wirkungsgrad gegenflber Botrytis cinerea 

gem. Beispiel in % bei ppm Wirkstoff 
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infizierte Pflanzen 




0 



WO 92/05159 



PCT/EP91/01790 



78 

Paientanspriiche: 

1. Verbindungen der Formel I, 



R 1 




worin 

R l , R 2 f R 3 = unabhangig voneinander Wasscrstoff, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Cyano, 
Thiocyano, (Cj-C^AIkyl, Cyan^Cx-C^alkyl, (Cx-C^Alkoxy, (Cj-C^Alkylanuno, 
(Cj-QJDialkylamino, (C r C 4 )AlkyIcarbonylamino, Halo-(Cj-C 4 )alkyl, 
Hydroxy-(C r C 4 )alkyl, DihydroxyKC r C 4 )alkyl, (C x -C4)Alkoxy-(C r C 4 )alkyl, 
Halo(C 1 -C 4 )alkoxy-(C 1 -C 4 )alkyl, (Cj-QJAlkylthio, Halo-CCj^alkylthio, 
Halo-CCj^alkylthio-CCj^alkyl, (Cj^Alkylthio-CCj^alkyl (C^Alkenyl, 
(CrC^Alkinyl, (Cj^AlkylaminoKCi-^alkyl, 
(C r C 4 )Dialkylamino-(C r C 4 )alkyl, (C3-(^)C^cloalkylamino-(C r C 4 )alkyl, 
(C 3 -q>)Cycloalkyl, (Cj-^CycloalkyHCj -C 4 )alkyl, 

(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl-(C r C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert sein kSraien, (^-C^Alkoxycarbonyl-CCj-C^alkyl, 
(C r C 4 )Alkylaminoc^^ 

(Cj^IMalkylaminocato^ (Cj-C^Alkylcarbonyl, 
(Cj-C^Haloalkylcaibonyl, (C r C 4 )Alkoxycarbonyl, (C r C 4 )Haloalkoxycarbonyl, 
(Cj-C^Alkylthiocaibonyl, (C r C 4 )Haloalkylthiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl f (Cj-C^Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl-(C r C 4 )alkyl f gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes PhenylketcKC^-Q^alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyloxycarbonyl-(C r C 4 )alkyl, 
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Phenylmercapto^Cj-C^alkyl, PhenylainincKCi-C^alkyl, 
Phenoxyphenyl-(Ci-C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (C 1 -C 4 )Alkyl, 
(C,-C 4 )Alkoxy, (Cj-C4)Alkylthio, (C!-C 4 )Haloalkyl, (Cj-QOHaloalkoxy oder einfach 
durch Nitro oder Cyano substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- 
oder mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R',R 2 und/oder R 3 gegebenenfalls zusammen einen gesfittigten, teilweise ungesfittigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus rait den Heteroatomen O, N, S, Si oder 
P mit 4 bis 10 Ringgliedem, 

R 4 = Wasserstoff, Halogen, (C^AUcyl, Hydroxy-CCj-C^alkyl, Dwydroxy-CQ-C^alkyl, 
Cyano-(C r C 4 )alkyl, Halo-(C r C 4 )alkyl, (C r C 4 )Alkoxy-(C r C 4 )alkyl, 
Halo(C,-C 4 )alkoxy-(C r C 4 )alkyl, (C 1 -C 4 )Alkylthio, Halo-(C r C 4 )alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio-(C r C 4 )alkyl, (C r C 4 )Alkylthi<KCi-C 4 )alkyl, (CVC^Alkenyl, 
(Cj-C^Alkinyl, (Cj^Alkylamino^-C^alkyl, 
(C r C 4 )Dialkylamino-(C r C 4 )alkyl, (Cs-^Cycloalkylamino^Cj-C^alkyl, 
(C 3 -C9)Cycloalkyl, (CVCsOCycloalkyHC! -CJaQcyl, 

(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl-(C 1 -C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert sein konnen, (Cj-C^AlkoxycarbonyHCj-C^alkyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl, 
(C r C 4 )IMalkylaniinoc^bonyl-(C r C 4 )alkyl,(Ci^ 4 )Alkyl(arbonyl, 
(C 1 -C 4 )Haloallcylcarbonyl,(C 1 <: 4 )AlkoxycarbonyU(C 1 -C 4 )Haloalkoxycarb^^ 
(C r C 4 )Alkylthiocarbonyl, (Ci-C^Haloalkyltbiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylaminocaibonyl, (Cj-C 4 )Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes PhenyKQ-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )aIkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylmercapto-(C 1 -C 4 )aIkyl, 
gegebenenfalls substituierter 5- oder 6-gliedriger Heteroaromat, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylcarbonyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-(C : -C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyloxycarbonyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylamino-(C 1 -C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxyphenyl-(Cj-C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
daB der Phenylteil (Heteroaromat) bis zu dreifach durch Halogen, Ester, 
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(Ci-C 4 )Alkyl, (C r C 4 )AIkoxy, (Cj-C^Alkylthio, (Cj-C^Haloalkyl, 
(Ci-C 4 )Haloalkoxy Oder einfach durch Nitro Oder Cyano substituert sein kann, und 
Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituiert 
bedeuten kann, 

R 5 = Halogen, (Cj-C^Alkyl, (Cj-C^AIkoxy, Hydroxy-Cq-C^alkyl, 
Dihydioxy-CCi-C^alkyl, Cyano-CCi-C^alkyl, HalcKq-C^alkyl, 
(Cx-C^Alkoxy^Cj-C^alkyl, HaloCCx-C^alkoxy^Cj^Jalkyl, (C r C 4 )Alkylthio, 
HaloKCj-C^alkyithio, Halo-(C r C 4 )alkylthio-(C r C4)alkyl, 
(C r C 4 )Alkylthio-(C r C 4 )alkyl, (Cj-C^Alkenyl, (Cj-C^Alkinyl, (q-C^Alkylamino. 
(Cj-C^Dialkylamino, (^-^Cycloalkylamino, (Cj-C^Alkylamino-CCi-C^alkyl, 
(Cj-C^IXalkylainino-CCx-C^alkyl, (C 3 -C9)Cycloalkylamino-(C r C 4 )alkyl, 
(C 3 -C 9 )Cycloalkyl, (C^CycloalkyHCx -C^alkyl, 

(C 3 -C 9 )Heterocycloalkyl-(C 1 -C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste his zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert seinkSnnen, (C r C 4 )Alkoxycarbonyl-(C r C 4 )alkyl, 
(Cj-C^Alkylaminocaibonyl-CCj-C^alkyl, 
(C r C 4 )Kalkylamm^ (Cj-C^Alkylcarbonyl, 
(Cj-C^Haloalkylcarbonyl, (Cj-C^Alkoxycarbonyl, (Cj-C^Haloalkoxycarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylthiocarbonyl, (Cx-C^Haloalkylthiocarbonyl, Aminocarbonyl, 
(C r C 4 )AIl^laminocarbonyl, (C r C 4 )Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes PhenyHCx-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C r C 4 )alkoxy, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-CCj-C^alkyl, 
Phenyloxycarbonyl-fCx-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenylamino-CCi-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 

Phenoxyphenyl-(C r C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, 
daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (C^-C^Alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy, (C r C 4 )Alkylthio, (C r C 4 )Haloalkyl , (CVQJHaloalkoxy oder 
einfach durch Nitro oder Cyano substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten 
ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R 6 = Wasserstoff, Halogen, (CVC^Alkyl, Hydroxy-(C r C 4 )alkyl, Dihydroxy-(C r C 4 )alkyl. 
Cyano-CCrC^alkyl, Halo^-C^alkyl, (Cj-C^Alkoxy-CCx-C^alkyl, 
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Halo.(C r C 4 )alkoxy-(C r C 4 )alkyl, (Cj-C^Alkylthio, HaloKC^alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio-(C r C4)alkyl, (C 1 -C 4 )AIkylthio-(C,-C4)alkyl f (Cj^Alkenyl, 
(C^-C 6 )Alkinyl f (Cj-C^Alkylamino-, (Q-C^Dialkylamino, 
(C 3 -C9)Cycloalkylamino, (C r C 4 )Alkylamino-(C 1 -C 4 )aIkyl f 
(Ci-C^Dialkylainino-CCx-C^alkyl, (C^^C^cloalkylamino-CCj^alkyl, 
(C 3 -Q,)Cycloalkyl, (Ca-CpJCycloalkyHCj -C 4 )alkyl, 

(C 3 -C 9 )HeterocycloaIkyl-(C 1 -C 4 )aIkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituieit sein k6imen, (Q-C^AIkoxycarbonyHCj-C.iJalkyl, 
(C 1 -C 4 )Alkylaminocarbonyl-(C r C 4 )alkyl, 
(C 1 -C 4 )Dialkylaniinocarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl f (Cj<: 4 )Alkylcarbonyl, 
(Cj^Haloalkylcarbonyl, (Cj-C^Alkyloxycarbonyl, (Q-C^Haloalkyloxycarbonyl, 
(C r C 4 )Alkylthiocarbonyl, (C r C 4 )HaloalkyIthiocarbonyl f Aminocarbonyl, 
(C r C 4 ) Alkylaminocarbonyl, (C 1 <: 4 )Haloalkylaminocarbonyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylketo-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenyloxycarbonyl-(C 1 -C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C 1 -C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylmercapto-CCj-QJalkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenylamino-(C r C 4 )alkyI, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxyphenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenylmercapto-(C r C 4 )alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituieit zu verstehen 
ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (C 1 -C 4 )Alkyl l 
(C r C 4 )Alkoxy, (C r C 4 )AlkyIthio, (C,-C 4 )Haloalkyl, (C r C 4 )Haloalkoxy odereinfach 
durch Nitro Oder Cyano substituert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- odcr 
mehrfach durch Halogenatome substituieit bedeuten kann, 

R 5 und R 6 gegebenenfalls zusammen einen gesMttigten, tcilweise ungesMttigten oder 

aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen 0, N, S, Si Oder 
P mi 1 4 bis 10 Ringgliedem, 

X = O, S, NH, N.(C!-C 4 )Alkyl, 0=0, C=S oder CR 7 R 8 # 

R 7 , R 8 = unabhingig voneinander Wasserstoff, Hydroxy, (C 2 -C 4 )Alkyl oder (Cj-C^Alkoxy, 
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Y= O,NH,N-(C r C 4 )AlkyloderCR 9 R 10 t wennX = 

C = O, C = S oder CR 7 R 8 bedeutet, Oder CR'R 10 oder entfallt, wenn X = O, S, NH oder 
N-(C r C4)AIkyl bedeutet, 

R 9 , R 10 = unabhangig voneinander Wasserstoff, (Cj-C^Alkyl, CyancKCj-C^alkyl, 
Halo-CCj-C^alkyl, Hydroxy-CQ-C^alkyl, Dmydroxy-Cq-C^alkyl, 
(C r C 4 )Alkoxy^C 1 ^ 4 )alkyl,Halo(C 1 <^alkoxy-(C 1 -C4)alkyl, 
Halo-CCj^alkylthioKq-C^alkyl, (Cj-C^Alkylthio-Cq^alkyl, (Qj-CeJAlkenyl, 
(Cj-C^Alkinyl, (C 1 -C 4 )AlkyIamino-(C 1 -C4)alkyl, 
(C r C 4 )raalkylammo-(C^ 
(C 3 -C9)CycloalJcyl, (^-CjJCycloalkyHCj^alkyl, 

(Ca-^HeterocycloalkyHq-C^alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C 1 -C 4 )Alkyl substituiert sein kdimen, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls substituiertes 
Phenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylamino-CCj-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxyphenyl-CCj-C^alkyl, wobei unter gegebenenfalls substituiert zu veistehen ist, 
da8 der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, (Q-C^Alkyl, 
(Cj-C^Alkoxy, (C r C 4 )Alkylthio, (Cj-C^Haloalkyl. (Cj-QJHaloalkoxy oder einfach 
durch Nitro oder Cyano substituert sein kann, and mit Halo in den Substituenten ein- 
oder mehrfach durch Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R 9 und R 10 gegebenenfalls zusammen einen gesfittigten oder teilweise ungesSttigten 

Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N, S, Si oder P mit 4 bis 10 
Ringgliedern und 

n = eine Zahl von 0 bis 8 bedeuten, sowie deren Saureadditionssalze. 
2. Verbindungen der Formel I gemMB Anspruch 1, worin 

R 1 , R 2 , R 3 = unabnSngig voneinander Wasserstoff, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Cyano, 
Thiocyano, (q-C^AIkyl, Cyano-CCj-C^alkyl, (Cj-C^Alkoxy, (C^Alkylamino, 
(Cj-C^Dialkylaniino, Halo-CCi-C^alkyl, Hydroxy^Cj-C^alkyl, 
(Cj-C^Alkoxy-CCj-C^alkyl, Halo-CCj-C^alkoxy-CCj-C^alkyl, (Cj-C 4 )AIkylthio, 
Halo-(C r C 4 )alkylthio, (Cj-C^Alkenyl, (C2-C 6 )Alkinyl, 
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(Cj-C^Alkylamwo-CCj^a^ 
(C 3 -C9)Cycloalkylaniino-(C r C 4 )alkyl,(CV^9)Cycloalkyl, 
(C 3 -C 9 )HeterocycloaIkyl-(C I -C 4 )alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (C r C 4 )Alkyl substituiert sein kdnnen, (C r C 4 )Alkoxycarbonyl-(C r C 4 )aIJcyl l 
(C r C 4 )Alkylaminocarbonyl-(C r C4)alkyl f (Cj^Alkylcarbonyl, 
(C r C 4 )Alkoxycarbonyl, AminocarbonyUCj-C^Alkylam^ gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls 
substituiertes Pbenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylketo-(Cj-C 4 )alkyl, wobei 
unter gegebenenfalls substituiert zu versteben ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach 
durch Halogen, Ester, (C r C 4 )Alkyl, (Cj-C^Alkoxy, (Cj^Alkylthio, 
(C r C 4 )Haloalkyl, (Cj-C 4 )Ha]oalkoxy odereinfach durch Nitro Oder Cyano 
substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch 
Halogenatome substituiert bedeuten kann, 

R^R 2 und/oder R 3 gegebenenfalls zusammen einen gesfittigten, teUweise ungesSttigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus rnit den Heteroatomen O, N, oder S mit 
4 bis lORinggliedem, 



R 4 = Wasserstoff, Halogen, (C r C 4 )Alkyl, Dihydroxy^Cj-C^alkyl, HydroxyKC r C 4 )alkyl, 
(C r C 4 )Alkylthio, Perhalo-(C r C 4 )alkylthio, (Cj-C^Alkenyl, (C^-C 6 )Alkinyl, 
(C r C 4 )Alkylamino.(C r C 4 )alkyl t (C r C 4 )Dialkylamino-(C 1 -C 4 )alkyl, 
(C3-C 9 )Cycloalkylamino-(C r C 4 )alkyl,(C3-C^)Cycloalk^ 
(C 3 -C 9 )Cycloalkyl-(C r C 4 )alkyl, (C 3 -C9)Heterocyc]oalkyl-(C r C 4 )alkyl, wobei die 
cyclischen Reste bis zu dreifach durch (C^-C^Alkyl substituiert sein kbnnen, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl, gegebenenfalls substituiertes Phenylcarbonyl, 
gegebenenfalls substituierter 5- oder 6-gliedriger Heteroaroraat, wobei unter 
gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, daB der Phenylteil (Heteroaromat) bis zu 
dreifach durch Halogen, Ester, (Cj-C^Alkyl, (Cj-C^Alkoxy, (Cj-C^Alkylthio, 
(C r C 4 )HaloalJcyl, (C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano 
substituiert sein kann, und Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch 
Halogenatome substituiert bedeuten kann, 



R 5 = Halogen, (Cj-C^AIkyl, (Cj-C^Alkoxy, Hydroxy-(C r C 4 )alkyl, 
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Dihydroxy-(C r C4)alkyl, Cyano-(C r C4)alkyl, Halo-CCj-C^alkyl, 
(Q-C^Alkoxy-CCi-C^alkyl, HaloCC^^alkoxyKCi-C^alkyl, (d-C^Alkylthio, 
Halo-(C r C 4 )aIkylthio, Halo-(C r C4)alkylthio-(C r C4)aIkyl, (Cj-C^Alkenyl, 
(C 2 -C 6 )Alkinyl, (Cx-C^Alkylamino, (C^^Dialkylamino, ^-C^Cycloalkylamino. 
(C 1 -C 4 )Alkylamino-(C 1 -C 4 )alkyl,(C 1 -C4)Dialkylaniino<C 1 -C4)alkyl 
(C^-C 9 )Cycloalkylamino-(C 1 -C 4 )alkyl,(C3-C 9 )Cycloalkyl, 
^-^CycloalkyKCx-C^alkyl, (Ca^HeterocycloalkyHC^^alkyl, wobei die 
cyclischen Reste bis zu dreifach durch (Cj-QJAlkyl substituieit sein kSnnen, 
(C r C 4 )Alkylcarbonyl, (Cj-C^Alkoxycarbonyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenoxy, gegebenenfalls substituiertes 
PhenyI-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes PhenoxyKC r C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C 1 -C 4 )alkoxy, wobei unter gegebenenfalls 
substituieit zu verstehen ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach durch Halogen, Ester, 
(Cj-C^Alkyl, (Cj-C^Alkoxy, (C^Alkylthio, (C 1 -C 4 )Haloalkyl, 
(C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano substituieit sein kann und 
Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituieit 
bedeuten kann, 

R 6 = Wasserstoff, Halogen, (Cj-C^Alkyl, Hydroxy-CCi-C^alkyl, Perhalo-CCi-C^alkyl, 
(Cj-C^Alkoxy-CCj-C^alkyl, Halo-CQ-C^alkoxyKCi-C^alkyl, (Cx-C^Alkylthio, 
(C r C 4 )Alkylthio-(C r C 4 )alkyl, (Cj-^Alkenyl, (Ca-C^Alkinyl, (Cj-C^Alkylamino. 
(C r C 4 )Dialkylamino, ^-C^Cycloalkylamino, (C 1 -C 4 )Alkylamino-(C 1 -C 4 )alkyl, 
(C r C 4 )Dialkylarnino-(C r C 4 )alty^^ 
(C r C 9 )Cycloalkyl, (CVC^CycloalkyHC! -C 4 )alkyl, 

(Ca-C^HeterocycloalkyHCj-C^alkyl, wobei die cyclischen Reste bis zu dreifach 
durch (Ci-C 4 )Alkyl substituiert sein konnen, (C r C 4 )Alkylcarbonyl, 
(Cj-C^Alkoxycarbonyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenoxy, gegebnenfalls substituiertes Phenylketo-CCj-C^alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes PhenoxycarbonyHCj-C^alkyl, gegebenenfalls 
substituiertes Phenyl-(C r C 4 )alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Phenoxy-CCj-C^alkyl, gegebenenfalls substituiertes Phenyl-(C 1 -C 4 )alkyl, 
gegebenenfalls substituiertes PhenoxyphenyHCj-C^alkyl, wobei unter 
gegebenenfalls substituiert zu verstehen ist, daB der Phenylteil bis zu dreifach durch 
Halogen, Ester, (Cj-C^Alkyl, (Cj-C^Alkoxy, (C^Alkylthio, (C r C 4 )Haloalkyl, 
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(C r C 4 )Haloalkoxy oder einfach durch Nitro oder Cyano substituiert sein kann, und 
Halo in den Substituenten ein- oder mehrfach durch Halogenatome substituiert 
bedeuten kann, 

R 5 und R 6 gegebenenfaUs zusammen einen gesattigten, teilweise ungesattigten oder 

aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N oder S mil 
4 bis lORinggliedem, 

X = O, NH, N-(C r C4)Alkyl, S, C=0, C=S oder CR 7 R 8 , 

R 7 , R 8 = unabhangig voneinander Wasserstoff, Hydroxy, (C r C 4 )Alkyl oder (q-C^AlkoxN . 

Y = O, NH, N-(C r C 4 )Alkyl oder CR'R 10 , wenn X = C=0, C=S oder CR 7 R 8 bedeutet oder 
CR'R 10 oder entfaUt, wenn X = O, S, NH oder N-(C 1 -C 4 )Alkyi bedeutet, 

r9 r io = un abhangig voneinander Wasserstoff, (Cj-C^Alkyl oder durch Halogen, 
(C r C 4 )Alkyl oder (C r C 4 )Alkoxy gegebenenfaUs substituiertes Phenyl, 

R 9 und R 10 gegebenenfaUs zusammen einen gesattigten oder teilweise ungesattigten 
Carbocyclus oder Heterocyclus mit den Heteroatomen O, N oder S mit 4 bis 10 
Ringgliedem, 

n as eine Zahl von 0 bis 4 bedeuten, sowie deren Saureadditionssalze. 

3. Verbindungen der Formel I gemSB den Anspriichen 1 oder 2, worin 

R i R 2 R 3 _ un abhangig voneinander Wasserstoff, Chlor, Brom, Nitro oder (Q-C^Alkoxy, 

R 4 = Wasserstoff, Jod, Brom, (C r C 4 )Alkyl, Dialkylamino^Ci-C^aUcyl, 

Phenyl-(C 1 -C 4 )aUcyl-(C 1 -C 4 )allcylamino-(C 1 -C 4 )aUiyl, imPhenylteU (Heteroaromat ) 
durch Halogen, (C r C 4 )Alkyl, (C r C 4 )Alkoxy oder Perhalo-(C r C 4 )alkyl 
gegebenenfaUs substituiertes Phenyl oder Pyridinyl, 



R 5 = Halogen, (C r C 4 )AUcyl, (Q-OAlkoxy, Phenyl-(C r C 4 )alkoxy, (C r C 4 )Alkinyloxy. 
(C,-C 4 )Alkylmercapto oder (C r C 4 )AlkylsulfonyI, 
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R 6 = Wasserstoff, (Cj-C^Alkyl, (C^Alkoxy-Cq-Q^l oder 
(Q-C^Alkoxycarbonyl, 

R 5 und R 6 gegebenenfalls zusanunen einen Teil eines ges&tigten oder ungesamgten Cyclus 
mit 5 oder 6 Ringgliedern, bei dem ein Kohlenstoff durch ein S substituiert sein kann, 

X= OO.OoderNH, 

Y= O oder NH, wenn X = C=0 ist, 

Y = entfallt, wenn X = O oder NH ist und 

n = eine Zahl von 0 bis 2 bedeuten. 

A. Verbindungen der Formel I gemaB einem oder mehreren der Anspruche 1 bis 3, worin 
R 1 , R 2 , R 3 = unabhangig voneinander Wasserstoff, CI, Br oder OCH 3 , R 4 = 
Wasserstoff, R 5 = CI, Br, OCH 3 oder OC^, R 6 = Wasserstoff oder -OCH 2 -CH 2 , X = 
C=0, 0 oder NH und Y = O oder NH, wenn X « C=0 oder entfallt, wenn X = 0 oder 
NH bedeuten. 

5. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I, gemaB einem oder 
mehreren der Anspriiche 1 bis 4, worm Y = 0,NH oder N(C r C 4 )Alkyl und X = 
C=0, C=S oder CR 7 R 8 bedeuten, dadurch gekennzeichnet, da£ man Verbindungen der 
Formel II 




worin Hal = Chlor oder Brom bedeutet, mit Verbindungen der Formel IH 
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HY — CH 2 — C = C R (HI) 

H* 

umsetzt, Oder, falls in der Forroell|CR 9 R 10 bedeutet oder Y entfallt and X = O, S, NH 
oder N-(Ci-C4)Alkyl bedeutet, Verbindungen der Formel IV 

N^N 

R 6 S^Hal 
R 5 

worin Hal = Chlor oder Brom bedeutet, mit Verbindungen der Formel V 

R 10 

HX-C- (CHah-CEC-R 4 (V) 
R* 

umsetzt, und wenn R 4 = H bedeutet, den Wasserstoff gegebenenfalls gegen Halogen 

austauschL 

6. Fungizide Mittel, dadurch gekennzeichnet, da£ sie eine wirksame Menge einer 
Verbindung der Fonnel I gemaB einem oder mehreren der Anspruche 1 bis 4 
enthalten. 

7. Verwendung von Verbindungen der Fonnel I gemSB einem oder mehreren der 
Anspriiche 1 bis 4 zur BekSmpfung von Schadpilzen. 

8. Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen, dadurch gekannzeichnet, daB man auf 
diese oder die von ihnen befallenen Pflanzen, FlSchen oder Substrate eine wirksame 
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Menge einer Verbindung der Fonnel I getnafi einem oder mehreren der Anspriiche 1 
bis 4 appliziert. 
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